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Patentanspriiche: 

1 . Benzoylsubstitulerte Phenylalanin-Amide der Formel I 



15 




in 



der die Variablen die folgenden Bedeutungen haben: 



Halogen. Cyano, Ci-Ce-AlkyI, Ci-Ce-HalogenalkyI oder Ci-C6- 
Halogenalkoxy; 

10 

R^ R^ R'^ Wasserstoff. Halogen, Cyano, Ci-Cff-Alkyl, Ci-Ce-Halogenalkyl. 
Ci-Ce-Alkoxy oder Ci-Ce-Halogenalkoxy; 



R^, R® Wasserstoff, Hydroxy oder Ci-Ce-Alkoxy; 

R^ d-Ce-Alkyl, Ci-C4-Cyanoalkyl oder Ci-Ce-HalogenalkyI; 

R« OR'^ SR'^ Oder NR'^R'^ 

20 R^ Wasserstoff oder Ci-Ce-AlkyI; 



10 oil 



Wasserstoff, Halogen, Cyano, Ci-Cs-AlkyI, Ci-Ce-Halogenalkyl, 
Hydroxy, Ci-Cg-Alkoxy oder Ci-Ce-Halogenalkoxy; 



25 R'^ R^'' Wasserstoff, Halogen, Cyano, Ci-Ce-AlkyI, Ci-Ce-Halogenalkyl, 

Ci-Ce-Alkoxy oder Ci-Ce-Halogenalkoxy; 

R^^. R^®. R^'' Wasserstoff, Ci-Ce-AlkyI, Cg-Ce-Cycloalkyl, Ca-Ce-AIkenyl, 

Cg-Ce-Alkinyl, Ca-Ce-Halogenalkenyl, Ca-Ce-Halogenalkinyl, For- 
30 ' myl, Ci-Ce-Alkylcarbonyl, Ca-Cs-Cycioalkyicarbonyl, Cz-Cg- 

Alkenylcarbonyl, Cz-Ce-Alkinylcarbonyl, Ci-Ce-Alkoxycarbonyl, C3- 
Ce-Alkenyloxycarbonyl, Ca-Ce-Aikinyloxycarbonyl, C1-C6- 
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Alkylaminocarbonyl, Cs-Ce-AIkenylaminocarbonyl, Cs-Cg- 
Alkinylaminocarbonyl, Ci-Ce-Alkylsulfonylaminocarbonyl, Di-(Ci- 
Ce-alkyO-aminocarbonyl, N-(C3-C6-Alkenyl)-N-{Ci-C6-alkyl)- 
aminocarbonyl, N-(C3-C6-Alkinyl)-N-(CrC6-alkyl)-aminocarbonyl, 
5 N-(Ci-C6-AIkoxy)-N-(CrC6-alkyl)-amino-carbonyl, N-CCs-Ce- 

Alkenyl)-N-(CrC6-alkoxy)^aminocarbonyl, N-(C3"C6-Alkinyl)-N-(Ci- 
C6-alkoxy)-aminocarbonyl, Di-(Ci-C6-alkyl)-aminothiocarbonyl, 
CrCe-Alkylcarbonyl-CrCe-alkyl, CrCe-Alkoxyimino-Ci-Ce-alkyl, 
N-(Ci-C6-Alkylamino)-imino~Ci-C6-alkyl oder N-(Di-Ci-C6- 

1 0 alkylamino)-imino-Ci-C6-alkyl, 

wobei die genannten AlkyI-, CycloalkyI- und Alkoxyreste partiell 
Oder vollstSndig halogeniert sein kSnnen und/oder eine bis drei der 
folgenden Gaippen tragen kSnnen: Cyano, Hydroxy, Cs-Ce- 
Cycloalkyl, Ci-C4-Alkoxy, CrCMIkylthio, Di-(CrC4-alkyl)-amino, 

15 Ci-C4-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, Ci-C4-AIkoxycarbonyl, Ami- 

nocarbonyl, Ci-C4-Alkylaminocarbonyl, Di-(Ci-C4-alky[)- 
aminocarbonyl oder Ci-C4-Alkylcarbonyloxy; 

: Phenyl, Phenyl-Ci-Ce-alkyI, Phenylcarbonyl, Phenylcarbonyl-Ci- 
20 Ce-alkyI, Phenoxycarbonyl, Phenylaminocarbonyl, Phenylsulfony- 

laminocarbonyl, N-(Ci-C6-Alkyl)-N-{phenyl)-amlnocarbonyI, Phe- 
nyl-Ci-Ce-alkylcarbonyl, Heterocyclyl, Heterocyclyl-Ci-Ce-alkyI, He- 
terocyclylcarbonyl, Heterocyclylcarbonyl-CrCe-alkyI, Heterocycly- 
loxycarbonyl, Heterocyclylaminocarbonyl, Heterocyciylsulfonylami- 
25 nocarbonyl, N-(Ci-C6"Alkyl)-N-(heterocyclyI)-aminocarbonyl, oder 

Heterocyclyl-Ci-Ce-alkylcarbonyi, wobei der Piienyl- und der Hete- 
rocyclyl-Rest der 17 letztgenannten Substituenten partiell oder 
vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der fol- 
genden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano, Ci-C4-AIkyl, C1-C4- 
30 HalogenalkyI, Ci-C4-Alkoxy oder Ci-C4-Halogenalkoxy; oder 



SO2R 



19, 



R'*" Wasserstoff, Ci-Ce-AikyI, Cs-Ce-CycloalkyI, Cs-^Ce-Alkenyl, Ca-Cg- 

35 Alkinyl, Cs-Ce-Halogenalkenyl, Ca-Ce-Halogenalkinyl, wobei die 

genannten AlkyI- und Cycloalkylreste partiell oder vollstandig ha- 
logeniert sein konnen und/oder eine bis drei der folgenden Grup- 
pen tragen konnen: Cyano. Hydroxy, Cs-Ce-CycloalkyI, C1-C4- 
Alkoxy, Ci-C4-Alkylthio, Di-(Ci-C4-alkyl)-amino, C1-C4- 
40 Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, CrC4-Alkoxycarbonyl, Aminocar- 
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bonyl. Ci-C4-Alkylaminocarbonyl, Di-(Ci-C4-alkyl)-aminocarbonyl 
Oder Ci-C4-Alkylcarbonyloxy; oder 

Phenyl, Phenyl-CrCe-alkyl, Heterocyclyl oder Heterocyclyl-Ci-Ce- 
alkyl, wobei der Phenyl- und der Heterocyclyl-Rest der 4 letztge- 
nannten Substituenten partiell oder vollstandig halogeniert sein 
kann und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl. Ci-C4-Halogenalkyl, Ci-C4-Alkoxy oder 
. Ci-C4-Halogenalkoxy; 

Ci-Ce-Alkyl. d-Ce-Halogenalkyl oder Phenyl, wobei der Phenylrest 
partiell oder vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine bis 
drei der folgenden Gruppen tragen kann: d-Ce-Alkyl, Ci-Ce- 
Halogen-alkyl oder Gi-Ce-Mkoxy; 

sowie deren landwirtschaftlich brauchbaren Salze. 

2. Benzoylsubstituierte Phenylalanin-Amide der Formel I gemaB Anspruch 1 , wobei 
R^ fOr Halogen oder Ci-Ce-HalogenalkyI steht. 

3. Benzoylsubstituierte Phenylalanin-Amide der Formel I gemali Anspruch 1 oder 2, 
wobei R^ und R^ unabhangig voneinander fQr Wasserstoff, Halogen oder Ci-C6- 
Halogenalkyl stehen. 

4 Benzoylsubstituierte Phenylalanin-Amide der Fonnel I gemaB AnsprQchen 1 bis 

3. wobei R^ R^ R', R'. R'^ R'' und R^* fQr Wasserstoff stehen. 

5. Benzoylsubstituierte Phenylalanin-Amide der Formel I gemali AnsprQchen 1 bis 

4, wobei R^ fQr OR^^ steht. 

6. Verfahren zur Herstellung von benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amiden der 
Formel I gemaH Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet dass 
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wobei und bis R^'^ die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen iiaben 
und fur Hydroxy oder d-Ce-Alkoxy steht, 

mit Benzoesauren bzw. Benzoesaurederivaten der Formel IV 









X 











wobei bis R'^ die unter Ansprucfi 1 genannten Bedeutungen haben und L fur 
Hydroxy, Halogen oder Ci-Ce-Ali^oxy steht, 

zu entsprechenden Benzoylderivaten der Formel III 




wobei R^ bis R^ und R° bis R^"^ die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen 
haben und L*" fur Hydroxy oder Ci-Ce-Alkoxy steht. 
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und anschlieliend die erhaltenen Benzoylderivaten der Formel III mit einem Amin 
der Formel II 

HNR6R7 II, 

umgesetzt werden. 
7. Benzoylderivate der Formel III 




wobei R"" bis R^ und R® bis R^"^ die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen 
haben und fQr Hydroxy oder Ci-Ce-Alkoxy steht. 

8. Mittel, enthaltend eine herbizid wirksame Mange mindestens eines benzoyl- 
substituierten Phenylalanins der Formel I oder eines landwirtschaftlich brauchba- 
ren Salzes von I gemalS den Anspruchen 1 bis 5 und fur die Formulierung von 
Pflanzenschutzmittein Qbliche Hilfsmittel. 

9. Verfahren zur Herstellung von Mitteln gemafl Anspruch 8, dadurch gekennzeich- 
net, daB man eine herbizid wirksame Mange mindestens eines benzoyl- 
substituierten Phenylalanins der Formel I gemaB den Anspruchen 1 bis 5 oder 
eines landwirtschaftlich brauchbaren Salzes von I und fQr die Formulierung von 
Pflanzenschutzmittein ubiiche Hilfsmittel mischt. 

10. Verfahren zur Bekampfung von unerwunschtem Pflanzenwuchs, dadurch ge- 
kennzeichnet, da(S man eine herbizid wirksame Menge mindestens eines ben- 
zoylsubstituierten Phenylalanins der Formel I gemafJ den Anspruchen 1 bis 5 
oder eines landwirtschaftlich brauchbaren Salzes von I auf Pflanzen, deren Le- 
bensraum und/oder auf Samen einwirken lalit. 

1 1 . Verwendung der benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amide der Formel I gemSIS 
den Anspruchen 1 bis 5 und deren landwirtschaftlich brauchbaren Saize als Her- 
bizide. 
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Benzoylsubstituierte Phenylalanin-Amide 
Beschreibung 

5 Die vorliegende Erfindung betrifft benzoylsubstituierte Phenylalanin-Amide der Formel 

I. 



O R' 







in der die Variablen die foigenden Bedeutungen haben: 

r1 Halogen, Cyano, Ci-Ce-Alkyl. Ci-C6-Halogenaikyl Oder Ci-Ce- 

10 Haiogenalkoxy; 

R^ R^ R"* Wasserstoff, Halogen, Cyano, Ci-Ce-AIkyI, Ci-Ce-HalogenalkyI, Ci-Ce- 
Allcoxy Oder d-Ce-Halogenallcoxy; 

15 R^, R^ Wasserstoff, Hydroxy oder Ci-Ce-Alkoxy; 

r'' Ci-Ce-Alkyl. Ci-C4-Cyanbalkyl oder Ci-Ce-HalogenalkyI; 

r8 OR'^ SR'^ Oder NR^^R'°; 

r9 Wasserstoff Oder Ci-Cs-AlkyI; 



20 



10 oH 



R^", R 



Wasserstoff, Halogen, Cyano, Ci-Ce-Alkyi, Ci-Ce-Halogenalkyl. 
Hydroxy, Ci-Ce-Alkoxy oder Ci-Ce-Halogenalkoxy; 



25 



R'^ R^^ R^'' Wasserstoff, Halogen, Cyano, Ci-Ce-Alkyl, Ci-Ce-Halogenalkyi, Ci-Ce- 
Alkoxy Oder Ci-Ce-Halogenalkoxy; 



R^^ R^^ R" Wasserstoff, Ci-Ce-Alkyl. Cg-Ce-Cycloalkyl, Ca-Ce-Alkenyl, 
30 ' ' Cg-Ce-Alkinyl, Cg-Ce-Halogenalkenyi, Cg-Ce-Halogenalkinyl, Fomnyl, 
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d-Ce-Alkylcarbonyl, Ca-Ce-Cycloalkylcarbonyl, C2-C6-Alkenyicarbonyl, 
Cz-Ce-Alkinylcarbonyl, Ci-Ce-AIkoxycarbonyl, Cs-Ce-Alkenyloxycarbonyl, 
Ca-Ce-Alkinyloxycarbonyl. Ci-Ce-Alkylaminocarbonyl, 
Cg-Ce-AIkenylaminocarbonyl, Ca-Ce-Alkinylaminocarbonyl, Ci-Ce- 
Alkylsulfonylaminocarbonyl, Di-(Ci-C6-alkyl)-aminocarbonyl, N-CCs-Ce- 
Alkenyl)-N-(Ci-C6-alkyl)-aminocarbonyl, N-(C3-C6-Alkinyl)-N-(Ci-C6- 
alkyl)-aminocarbonyl, N-(Ci-C6-Alkoxy)-N-(Ci-C6-alkyI)-amino-carbonyl, 
N-(C3-C6-Alkenyl)-N-(Ci-C6-alkoxy)-aminocarbonyl, N-(C3-C6-Alkinyl)-N- 
(CrC6-alkoxy)-aminocarbonyl, Di-(Ci-C6-alkyl)-aminothiocarbonyl, 
Ci-Ce-Alkylcarbonyl-Ci-Ce-alkyI, Ci-Ce-Alkoxyimino-Ci-Ce-alkyI, 
N-(Ci-C6-Alkylamino)-imino-Ci-Ce-alkyl Oder N-(Di-Ci-Ce-alkylamino)- 
imino-Ci-Ce-alkyl, 

wobei die genannten AlkyK CycloalkyI- und Alkoxyreste partiell oder 
vollstandig halogeniert sein konnen und/oder sine bis drei der folgenden 
Gruppen tragen konnen: Cyano, Hydroxy, Cs-Ce-Cycloalkyi, C1-C4- 
Alkoxy, Ci-C4-Alkyitliio, Di-(Ci-C4-alkyl)-amino, Ci-C4-Alkylcarbonyl, 
Hydroxycarbonyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl. Aminocarbonyi, C1-C4- 
Alkyiaminocarbonyl, Di-(Ci-C4-aikyl)-amtnocarbonyl oder C1-C4- 
Alkylcarbonyioxy; 

Phenyl, Phenyl-Ci-Ce-alkyI, Phenylcarbonyl, PInenyicarbonyl-Ci-Ce-alkyI, 
Phenoxycarbonyl, Phenyiaminocarbonyl, Piienyisulfonyiaminocarbonyl, 
N-(CrC6-Aikyi)-N-(phenyl)-aminocarbonyl, Phenyl-Ci-Ce-aikylcarbonyi, 
Heterocyclyl, Heterocyclyl-CrCe-alkyl, Heterocyclylcarbonyl, Hetero- 
cyclylcarbonyl-Ci-Ce-alkyi, Heterocyclyloxycarbonyl, Heterocyclylamino- 
carbonyl, Heterocyclyisuifonylaminocarbonyl, N-(Ci-C6-AlkyI)-N- 
(heterocyclyi)-aminocarbonyl, oder Heterooyciyl-Ci-Ce-alkylcarbonyl, 
wobei der Phenyl- und der Heterocyclyl-Rest der 17 ietztgenannten 
Substituenten partiell oder vollstandig halogeniert sein kann und/oder 
eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano, G1-C4- 
Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, Ci-C4-Alkoxy oder CrC4-Halogenalkoxy; oder 



R^® Wasserstoff, Ci-Ce-AlkyI, Ca-Ce-CycloalkyI, Cg-Ce-Alkenyl, Cs-Cs-Alkinyl, Cs-Cs- 
Halogenalkenyl, Cg-Ce-Halogenalkinyl, wobei die genannten AlkyI- und Cycloal- 
kylreste partiell oder vollstandig halogeniert sein konnen und/oder eine bis drei 
der folgenden Gruppen tragen konnen: Cyano, Hydroxy, Cs-Ce-CycloalkyI, C1-C4- 
Alkoxy, CrC4-Alkylthio, Di-(Ci-C4-alkyl)-amino, Ci-C4-Alkylcarbonyl, Hydroxycar- 
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bonyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, Ci-C4-Alkylaminocarbonyl, Di-(Ci- 
C4-alkyi)-aminocarbonyl oder Ci-C4-Alkylcarbonyloxy; oder 

Phenyl, Phenyl-Ci-Cs-alkyI, Heterocyclyl oder Heterocyclyl-CrCe-alkyl. wobei der 
Phenyl- und der Heterocyclyl-Rest der 4 letztgenannten Substituenten partiell 
Oder vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der folgenden 
Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Haiogenalkyl, C1-C4- 
Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 

R^^ Ci-Ce-AlkyI, Ci-Ce-Halogenalkyi oder Phenyl, wobei der Phenylrest partiell oder 
vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen 
tragen kann: Ci-Ce-AlkyI, Ci-Cie-Halogen-alkyI oder Ci-Ce-Alkoxy; 

sowie deren landwirtschaftlich brauchbaren Salze. 

Aulierdem betrifft die Erfindung Verfahren und Zwischenprodukte zur Herstellung von 
Verbindungen der Formel I, Mittei welche diese enthalten sowie die Verwendung die- 
ser Derivate oder diese enthaltende Mittei zur Schadpflanzenbekampfung. 

Aus der Literatur, beispielsweise aus WO 03/066576, sind herbizid wirksame Phenyla- 
laninderivate. welche in p-Position unsubstituiert sind oder ggf. durch Halogen substi- 
tuierte AlkyI-, Alkenyl- oder Alkinylreste tragen, bekannt. 

Benzoylsubstituierte Aminosaureamide mit pharmazeutischer Wirksamkeit werden u.a. 
in WO 97/05865, GB 2369117. JP 10/298151 und JP 03/294253 beschrieben. 

Die herbiziden Eigenschaften der bisher bekannten Verbindungen bzw. die VertrSg- 
Ilchkeiten gegenQber Kuiturpflanzen kOnnen jedoch nur bedingt befriedigeh. Es lag 
daher dieser Erfindung die Aufgabe zugrunde, neue, insbesondere herbizid wirksame, 
Verbindungen mit vert>esserten Eigenschaften zu finden. 

Demgemafi wurden die benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amide der Fomnel I sowie 
deren herbizide Wirkung gefunden. 

Ferner wurden herbizide ime\ gefunden, welche die Verbindungen I enthalten und 
eine sehr gute herbizide Wirkung besitzen. Aulierdem wurden Verfahren zur Herstel- 
lung dieser Mittei und Verfahren zur Bekampfung von unenwunschtem Pflanzenwuchs 
mit den Verbindungen I gefunden. 
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Die Verbindungen der Formel I enthalten je nach Substitutionsmuster zwei oder mehr 
Chiralitatszentren und liegen dann als Enantiomeren oder Diastereomerengemische 
vor. Gegenstand der Erfindung sind sowohl die reinen Enantiomeren oder Diastereo- 
meren als aucli deren Gemlsche. 

Die Verbindungen der Formel I konnen auch in Fomri ilirer landwirtschaftlicli braucfiba- 
ren Saize vorliegen, wobei as auf die Art des Saizes in der Regei niciit ankommt. Im 
allgemeinen kommen die Saize derjenigen Kationen oder die Saureadditionssaize der- 
jenigen Sauren in Betraclit, deren Kationen, bezieiiungsweise Anionen, die lierbizide 
Wirkung der Verbindungen 1 nlclit negativ beeintraclntigen. 

Es kommen als Kationien Insbesondere lonen der Alkalimetalle, vorzugsweise Lithium, 
Natrium und Kalium. der Eixlalkallmetalle, vorzugsweise Calcium und Magnesium, und 
der Obergangsmetalle, vorzugsweise Mangan, Kupfer, Zink und Eisen, sowie Ammo- 
nium, wobei liier gewunschtenfalis ein bis vier Wasserstoffatome durcli CrC4-Aikyl, 
Hydroxy-CrC4-alkyl, CrC4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, Hydroxy-Ci-C4-alkoxy-Ci^C4-alky!, Phe- 
nyl Oder Benzyl ersetzt sein konnen, vorzugsweise Ammonium, Dimethylammonium, 
Diisopropylammonium, Tetramethylamrc«:)nium, Tetrabutylammonium, 2-(2- 
Hydroxyeth-1-oxy)eth-1-ylammonlum, Df-<2-hydroxyeth-1-yl)-ammonium, Trimethyl- 
benzylammonlum, des weiteren Phosphonlumlonen, Sulfoniumionen, vorzugsweise 
Tri(Ci-C4-alkyl)sulfonium und Sulfoxoniumionen, vorzugsweise Tri(Ci-C4alkyl)- 
sulfoxonlum, in Betracht. 

Anionen von brauchbaren Saureadditionsalzen sind in erster Linie Chlorid, Bromid, 
Fluorid, Hydrogensulfat, Sulfat, Dihydrogenphosphat, Hydrogenphosphat, NItrat, 
Hydrogencarbonat, Carbonat, Hexafluorosilikat, Hexafluorophosphat, Benzoat sowie 
die Anionen von Ci-C4-Alkansauren, vorzugsweise Formlat, Acetat, Propionat und 
Butyrat 

Die fur die Substituenten R^-R^^ oder als Reste an Phenyl- oder Hetrocyclylringen ge- 
nannten organischen Molekiilteile stellen Sammelbegriffe fur indivjduelle Aufzahlungen 
der einzeinen Gruppenmitglieder dar. Samtliche Kohlenwasserstoffketten, also alle 
AlkyI-, Alkenyl-. Alkinyl-, CyanoalkyI-, HalogenalkyI-. Halogenalkenyl-, Halogenalkinyl-, 
Alkoxy-, Halogenalkoxy-, AlkoxyalkyI-, Alkylcarbonyl-, Alkenylcarbonyi-, Alkinylcarbo- 
nyl-, Alkoxycarbonyl-, Alkenyloxycarbonyl-, Alkinyloxycarbonyl-, Alkyiamino-, Alkylami- 
nocarbonyl-, Alkenylaminocarbonyl-, Alklnyiaminocarbonyl-, Alkylsulfonylaminocarbo- 
nyl, Dialkylaminocarbony!-, N-Alkenyl-N-aikylaminocarbonyl-, N-Alkinyl-N- 
alkylamino-carbonyl-, N-Alkoxy-N-alkylaminocarbonyl-, N-Alkenyl-N- 
alkoxyaminocarbonyl-, N-Alkinyl-N-alkoxyaminocarbonyl-, Dialkylaminothiocarbonyl, 



BASF-Aktiengesellschaft 



20030938 



PF 55200 DE 



5 

Alkylcarbonylalkyl. Alkoxyiminoalkyl, N-(AIkylamino)-iminoalkyl. N-(Dialkylamino)- 
iminoalkyl, PhenylalkyI-, Phenylcarbonylalky!-, N-Alkyl-N-phenylaminocarbonyl-. 
Phenylalkylcarbonyl, HeterocyclylalkyI-, Heterocyclylcarbonylalkyl-. N-Alkyl-N- 
heterocyclylaminocarbonyl-, Heterocyclylalkylcarbonyl-, Alkylthio- und Alkylcarbonylo- 
xy-Teile konnen geradkettig oder verzweigt sein. 

Sdfem nicht anders angegeben tragen halogenierte Substituenten vorzugsweise ein 
bis fQnf gleiche oder verschiedene Halogenatome. Die Bedeutung Halogen steht Je- 
wells fQr Fluor, Chlor, Brom oder lod. 



Femer bedeuten belspielswelse: 



Ci-C4-Alkyl sowie die Alkylteile von Ci-C4-Alkylcarbonyloxy und Ci-Ce- 
Alkylimlnooxy-Ci-C4-alkyl: z.B. Methyl. Ethyl. n-Propyl. 1-Methylethyl. n-Butyl. 
1-Methylpropyl, 2-Methylpropyl und 1.1-Dlmethylethyl; 

C^-C^Alkyl sowie die Alkylteile von Ci-Ce-Alkylsulfcnylaminocarbonyl, N-(C3- 
Cr-Alkenyl)-N-(Ci-C^alk;yv)-aminocarbonyl. (C3-C6-Alkinyl)-N-(Ci-C6r-alkyl)- 
aminocarbonyi, N-(Ci-C6-/^itoxy)-N-(Ci-Ce-alkyl)-amlnocart)onyi. Ci-Cg^ 
Alkylcarbonyl-Ci-C^alkyl. Ci-Ce-Alkoxyimlno-Ci-Ce-alkyI, N-(Ci-C6- 
AlkylaminoHmino-Ci-C6-^lkyl.N-(Di-Ci-C^alkyl-amino)-irnino-Ci-C6--alkyl. 

Phenyl-Ci-Cff-alkyl, Phenylcarbonyl-Ci-Ce-alkyI, N-(Ci-C6-Alkyl)-N- 
phenylaminocarbonyl, Heterocyclyl-Ci-C^alkyl, Hetrocyclyl-carbonyl-Ci-Ce- 
alkyl und N-(Ci-C^AIkyl)-N-heterocyclylaminocarbonyl: 
Ci-C4-Alkyl. wie voranstehend genannt, sowie z.B. n-Pentyi, 1 -Methyl-butyl, 2- 
Methylbutyl. 3-Methylbutyl, 2,2-Dimethylpropyl, 1-Ethylpropyl, n-Hexyl. 1,1- 
Dimethylpropyl, 1 ,2-Dimethylpropyl, 1-Methylpentyl, 2-Methylpentyl, 3- 
Methylpentyl, 4-Methylpentyl. 1,1-Dlmethylbutyl. 1 ,2-Dlmethylbuty!, 1,3-Di- 
methylbutyl, 2.2-Plmethylbutyl. 2,3-Dlmethylbutyl. 3,3-Dimethylbutyl, 1-Ethyl- 
butyl, 2-Ethylbutyl. 1,1.2-Trimethylpropyl, 1-Ethyl-1-methylpropyl und 1-Ethyl 
3-Hmethylpropyl; 

Ci-C4-Alkyicarbonyl: z.B. Methylcarbonyl, Ethylcarbonyl, Propylcarbonyl, 1- 
Methylethylcarbonyl, Butylcarbonyl, 1-Methylpropylcarbonyl, 2- 
Methylpropylcarbonyl oder 1,1-Dlmethylethylcarbonyl; 

d-Cr^kylcarbonyl, sowie die Alkylcarbonylreste von Ci-Ce-Alkylcarbonyl-C 
Ce-alkyl, Phenyl-Ci-Ce-alkylcarbonyl und Heterocyclyl-Ci-Ce-alkylcarbonyl: 
Ci-C4-Alkylcarbonyl, wie voranstehend genannt, sowie z.B. Pentylcarbonyl, 1- 
Methylbutylcarbonyl, 2-Methylbutylcarbonyl, 3-Methylbutylcarbonyl. 2,2- 
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Dimethylpropylcarbonyl, 1-Ethylpropylcarbonyl, Hexylcarbonyl, 1,1-Dimethyl- 
propylcarbonyl, 1 ,2-Dimethylpropylcarbonyl, 1-Methylpentylcarbonyl, 2-Methyl- 
pentylcarbonyl, 3-Methylpentylcarbonyl, 4-Methylpentylcarbonyl, 1,1-Dimethyl- 
butylcarbonyl, 1 ,2-Dimethylbutylcarbonyl, 1 ,3-Dimethylbutylcarbonyl, 2,2-Di- 
methylbutylcarbonyl, 2,3-Dlmethylbutylcarbonyl, 3,3-Dimethylbutylcarbonyl, 
1-Ethylbutylcarbonyl, 2-Ethylbutylcarbonyl. 1,1,2-Trimethylpropylcarbonyl, 
1,2,2-Trimethylpropylcarbonyl, 1-Ethyl-1-methylpropylcarbonyl oder 1-Ethyl-2- 
methyl-propylcarbonyl; 

Ca-Cg-CycloalkyI sowie die Cycloalkylteile von Cg-Ce-Cycloalkylcarbonyl: mono- 
cyclischer, gesattigter Kohlenwasserstoff mit 3 bis 6 Ringgliedern. wie Cyclopro- 
pyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl und Cyclohexyl; 

Ca-Ce-Alkenyl sowie die Alkenyiteile von Cg-Ce-Alkenyioxycarbonyl, Ca-Ce- 
Alkenylaminocarbonyl, N-(C3-C6-Alkenyl)-N-(Ci-C6-aikyl)aminocarbonyi und N- 
(C3_C6-Alkenyl)-N-(Ci-C6-aikoxy)aminocarbonyl: z.B. 1-Propenyl, 2-Propenyl, 
1-IVIethylethenyl, 1-Butenyi, 2-Butenyl, 3-Butenyi, 1-Metlnyl-1-propenyi, 2-Metliyl- 
1-propenyl, 1-l\/letiiyK^2rpropenyl, 2-Metliyl-2-propenyl, 1-Pentenyi, 2-Pentenyl, 3- 
Pentenyl. 4-Penteny!T-t1-IVIetliyl-1-butenyl, 2-IVIetlnyl-1-butenyl, 3-l\4etiiyi-1-butenyl, 

1- !\/lethyl-2-butenyl, 2-Metliyl-2-butenyl, 3-Metiiyl-2-butenyI, 1-IVIetiiyi-3-butenyi. 

2- l\/letliyl-3-butenyl, 3-iVletlnyl-3-butenyl, 1,1-Dimetliyl-2-propenyl, 1,2-Dimetiiyi-1- 
propenyl. 1 ,2-Dimettiyl-2-propenyl, 1 -Ethyl- 1-propenyl, 1-Etliyl-2-propenyl, 1- 
Hexenyl, 2-Hexenyl, 3-Hexenyi, 4-Hexenyl, 5-HexenyI, 1-Metliyl-1-pentenyl, 2- 
Methyl-1-pentenyl, 3-IVlethyi-1-pentenyl, 4-IVlethyl-1-pentenyl, 1-Methiyl-2- 
pentenyl, 2-iVIethyi-2-pentenyl, 3-iVletiiyi-2-pentenyi, 4-iVletliyl-2-pentenyl, 1- 
IVietlnyl-3-pentenyl, 2-[\/lethyl-3pentenyl, 3-l\/ietiiyl-3-pentenyl, 4-Metlnyl-3-pentenyl. 
1-IVietliyl-4-pentenyi, 2-iy/lethyl-4-pentenyl, 3-Metiiyl-4-pentenyl, 4-l\/letliyl-4- 
pentenyl, 1.1-Dimethyl-2-butenyl, 1,1-Dimetliyl-3-butenyi, 1.2-Dimethyl-1-butenyl. 
1;2-Dimethyi-2-butenyl, 1,2-Dimethyl-3-butenyl, 1,3-Dimetliyl-1-butenyl, 1.3- 
Dimetlnyl-2-butenyl, 1 ,3-I3imetfiyl-3-butenyl, 2,2-Dimethyl-3-butenyl, 2,3- 
Dimethyl-1-butenyl, 2,3-Dimethyl-2-butenyl, 2,3-Dimethyl-3-butenyl, 3,3- 
Dlmethyl-1-butenyl, 3,3-Dimethyl-2-butenyl, 1-Etiiyl-1-butenyi, 1-Ethyl-2-butenyl, 
1-Etlnyl-3-butenyi, 2-Etiiyl-1-butenyl, 2-Etliyl-2-butenyI, 2-Ethyl-3-butenyi. 1.1,2- 
Trimethyl-2-propenyl, 1 -Etiiyl-1 -methyl-2-propenyl. 1 -Ethyi-2-metliyl-1 -propenyl 
und 1-Etliyt-2-metiiyi-2-propenyI; 

Ca-Ce-Alkenyl sowie die Aikenylteiie von Cz-Ce-Alkenylcarbonyi: Ca-Ce-Alkenyl 
wie voransteiiend genannt sowie Ettienyl; 
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Cs-Ce-Alkinyl sowie die Alkinylteile von Cg-Cs-Alkinyloxycarbonyl, Cs-Cb- 
Alkinylaminocarbonyl, N-(C3-C6-Alkinyl)-N-(Ci-Cr-alkyl)-aminocarbonyl, N- 
(C3-C6-Alkinyl)-N-(Ci-C6-alkoxyaminocarbonyl: z.B. 1-Propinyl, 2-Propinyl, 1- 
Butinyi, 2-Butinyl, 3-Butinyl, 1-Methyl-2-propinyl, 1-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3- 
5 Pentinyl, 4-Pentinyl, 1-Methyl-2-butinyl. 1-Methyl-3-butinyl, 2-Methyl-3-butinyl, 3- 

Methyl-1-butinyl, 1,1-Dimethyl-2-propinyl, 1-Ethyl-2-propinyl, 1-HexinyI, 2-Hexinyl. 
3-Hexinyl, 4-Hexinyl, 5-HexinyI, 1-MethyI-2-pentinyl, 1-Methyl-3-pentinyl, 1- 
MethyI-4-pentinyl, 2-Methyl-3-pentinyl, 2-Methyl-4-pentinyl, 3-Methyl-1 -pentinyl, 
3-l\/lethyl-4-pentinyl, 4-[\/ietliyl-1 -pentinyl, 4-Methyl-2-pentinyl, 1,1-Dimethyl-2- 
10 butinyl, 1,1-Dimetinyl-3-butinyl, 1 ,2-Dimethyl-3-butinyl, 2,2-Dimethyl-3-butinyI, 3,3- 

Dimethyl-1-butinyl, 1-EthyI-2-butinyl, 1-Ethyl-3-butinyl, 2-Ethyl-3-butinyl und 1- 
Ethyl-1 -methyl-2-propinyl; 

Cz-Ce-Alkinyl sowIe die Alkinylteile von Ca-Ce-AIkinylcarbonyl: Ca-Ce-Alkinyl wie 
voranstehend genannt sowie Ethinyl; 

Ci-C4-Cyanoalkyl: z.B. Cyanomethyi, 1-Cyanoetii-1-yl, 2-Cyanoeth-1-yl, 1- 
Cyanoprop-lr^fl, 2-Cyanoprop-i-yl, 3-Cyanoprop-1-yi, 1-Cyanoprop-2-yl, 2- 
Cyanoprop-2-.yi 1-Cyanobut-1-yl, 2-Cyanobut-1-yl, 3-Cyanobut-1-yl, 4-Cyanobut- 

1- yl, 1-Cyanobut-2-yl, 2-Cyanobut-2-yl, 1-Cyanobut-3-yl, 2-Cyanobut-3-yl, 1- 
Cyano-2-methyl-prop-3-yl, 2-Cyano-2-methyl-prop-3-yl, 3-Cyano-2-methyl-prop- 
3-y! und 2-Cyanomethyl-prop-2-yl; 

Ci-C4-Halogenalkyl: ein Ci-C4-Alkylrest wie vorsteiiend genannt, der partiell 
Oder vollstandig durcii Fluor, Ctilor, Brom und/oder lod substituiert ist, also z,B. 
Clilormetiiyl, Dichlormetliyl, Trichlormetliyl, Fluormetiiyl, Difluomiethyl, Trifiuor- 
methyl, Chlorfluormethyl, Dichiorfluonnethyl, Chlordifluormethyl, Brommethyl, I- 
odmethyl, 2-Fluorethyl, 2-Chloretliyl, 2-Bromethyl, 2-lodethyl, 2,2-Difluoretliyl, 
2,2;2-Trrfluorethyl, 2-ChIor-2-fluorethyl, 2-Chlor-2,2-difluorethyl, 2,2-Diclilor-2- 
fluorethyl, 2,2,2-Tricliloretliyl, Pentafluorethyi, 2-Fluorpropyl, 3-Fluorpropyl, 2,2- 
Difluorpropyl, 2,3-Difiuorpropyl, 2-Chlorpropyl, 3-Chiorpropyl, 2,3-Dichlorpropyi, 

2- Brompropyl, 3-Brompropyl, 3,3,3-Trifluorpropyl, 3,3,3-Trichlorpropyl, 2,2,3,3,3- 
Pentafiuorpropyl, Heptafluorpropyl, 1-(FluormethyI)-2-fluorethyl, l-(Chlormethyl)- 
2-chlorBthyl, 1-(Brommethyl)-2-bromethyl, 4-Fluorbutyl, 4-Chlorbutyl, 4-Brombutyl 
und Nonafluorbutyl; 

Ci-Ce-HalogenalkyI: Ci-C4-Halogenalkyl wie voransteiiend genannt, sowie z.B. 
5-Fluorpentyi, 5-Chlorpentyl, 5-Brompentyl, 5-lodpentyl, Undecafluorpentyl, 6- 
Fluorhexyl, 6-Chlorinexyl, 6-Bromhexyl, 6-lodlnexyl und Dodecafiuoriiexyl; 
40 
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C3-C6-Halogenalkeny[: ein Ca-Ce-Alkenylrest. wie voranstehend genannt, der 
partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, 
Z.B. 2-Chlorprop-2-en-1-yl, 3-Chlorprop-2-en-1-yl, 2,3-Dichlorprop-2-en-1-yl, 3,3- 
Dichiorprop-2-en-1-yl, 2,3,3-Trichlor-2-en-1-yl, 2,3-Dichlorbut-2-en-1-yl, 2- 
5 Bromprop-2-en-1 -yl, 3-Bromprop-2-en-1 -yl, 2,3-Dibromprop-2-en-1 -yl, 3,3- 

Dibromprop-2-en-1-yl. 2,3,3-Tribrom-2-en-1-yl oder 2,3-Dibrombut-2-en-1-yl; 

Ca-Ce-Halogenalkinyl: ein Ca-Cs-Alkinylrest, wie voranstehend genannt, der par- 
tiell Oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, z.B. 
10 1 ,1-Difluor-prop-2-in-1-yl, 3-lod-prop-2-in-1-yl, 4-Fluorbut-2-in-1-yl, 4-Chlorbut- 

2in-1-yl, 1,1-Difluorbut-2-in-1-yl, 4-lodbut-3-in-1-yl. 5-Fluorpent-3-in-1-yl, 5- 
!odpent-4-in-1-yl. 6-Fluorliex-4-ln-1-yl oder 6-lodhex-5-in-1-yl; 

Ci-C4-Alkoxy: z.B. Methoxy, Ethoxy, Propoxy, 1-Methyl-ethoxy, Butoxy, 1- 
1 5 Methylpropoxy, 2-Methylpropoxy und 1 , 1-Dim^thylethoxy; 

Ci-Ce-Alkoxy sowie die Alkoxyteile von N-(Ci-C6-Alkoxy)-N-(Ci-C6-alkyl)- 
aminosjarbonyl, N-(C3-C6-Alkenyl)-N-(Ci-C6-alkoxy)-amlnocarbonyl, N-(C3r- 
C6-Alk|!iiyI)-N-(Ci-C6-alkoxy)-aminocarbonyl und Ci-Ce-Alkoxyimino-Ci-Ce^ 

20 AlkyI: Ci.-rC4r-Alkoxy wie voranstehend genannt, sowie z.B. Pentoxy, 1-Methyl- 

butoxy, 2-Methylbutoxy. 3-Methoxylbutoxy, 1,1-Dimethyl-propoxy, 1,2- 
Dimethyl-propoxy, 2,2-Dlmethylpropoxy, 1-Ethylpropoxy, Hexoxy, 1-iVlethyl- 
pentoxy. 2-Me-thylpentoxy, 3-Methylpentoxy, 4-Methylpentoxy, 1,1-Di-methyl- 
butoxy,1,2-Dimethyl-butoxy, 1 ,3-Dimethylbutoxy, 2,2-Dimethylbutoxy, 2,3- 

25 DImethylbutoxy, 3,3-Dimethyl-butoxy, 1-Ethylbutoxy, 2-Ethylbutoxy, 1,1,2-Tri- 

methylpropoxy, 1 ,2,2-Trimethyl-propoxy, 1-Ethyl-1 -methylpropoxy und 1-Ethyl-2- 
methylpropoxy; 

i . Ci-C4-Halogenalkoxy: ein Ci-C4-Alkoxyrest wie voranstehend genannt, der 
'30 partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, al- 

so Z.B. Fluormethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Chlordifluormethoxy, 
Bromdifluormethoxy, 2-Fluorethoxy, 2-Chlorethoxy, 2-Brommethoxy, 2- 
lodethoxy. 2,2-Difluorethoxy, 2,2,2-Trifluorethoxy, 2-Chlor-2-fluorethoxy, 2- 
Chior-2.2-difluorethoxy. 2,2-Dichlor-2-fluorethoxy, 2,2,2-Trlchlorethoxy, Pen- 
35 tafluorethoxy, 2-Fluorpropoxy, 3-Fluorpropoxy, 2-Chlorpropoxy, 3-Chlor- 

propoxy, 2-Brompropoxy, 3-Brompropoxy, 2,2-Difluorpropoxy, 2.3-Difluorpro- 
poxy, 2,3-Dichlorpropoxy, 3,3,3-Trifluorpropoxy, 3,3,3-Trichlorpropoxy, 
2,2,3,3,3-Pentafluorpropoxy, Heptafluorpropoxy, 1-(Fluormethyl)-2-fluorethoxy, 
1-(Chlormethyl)-2-chlorethoxy, 1-(Brommethyl)-2-bromethoxy, 4-Fluorbutoxy, 
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4-Chlorbutoxy, 4-Brombutoxy und Nonafluorbutoxy; 

Ci-Ce-Halogenalkoxy: Ci-C4-Halogenalkoxy wie voranstehend genannt. sowie 
Z.B. 5-Fluorpentoxy, 5-Chlorpentoxy, 5-Brompentoxy, 5-lodpentoxy, Unde- 
cafluorpentoxy, 6-Fluorhexoxy, 6-Chlorhexoxy, 6-Bromhexoxy, 6-lodhexoxy 
und Dodecafluorhexoxy; 

Ci-C4-Alkoxycarbonyl sowie die Alkoxycarbonylteiie von Ci-C4-Aikoxy-Ci-C4- 
alkoxycarbonyl und Di-(Ci-C4-alkyl)-amino-Ci-C4-aikoxycarbonyi: z.B. Metlio- 
xycarbonyl, Ethoxycarbonyl, Propoxycarbonyi, l-IVlethyletlioxycarbonyl, Butoxy- 
carbonyl, 1-Methylpropoxycarbonyl, 2-i\/lethyiprop-oxycarbonyl oder1,1- 
Dimethylethoxycarbonyl; 

Ci-Ce-Alkoxycarbonyi: Ci-C4-Alkoxycarbonyi, wie voranstehend genannt, sowie 
z.B. Pentoxycarbonyl, l-IVletliylbutoxycarbonyi, 2-Metlnylbutoxycarbonyl, 3- 
l\/lettiyi-butoxycarbonyl, 2,2-Dimetiiylpropoxycarbonyl, 1 -Etlnylpropoxycarbonyl, 
Hexoxy-carbonyl, 1,1-DimetliylpropoxycarbonyI, 1 ,2-Dimetiiylpropoxycarbonyl, 1- 

rfvlethyl-pentoxycarbonyl, 2-Metiiyipentoxycarbonyl, 3-Metinylpentoxycarbonyl, 4- 

.^^etiiyl-pentoxycarbonyl, 1,1-Dimetlnylbutoxycarbonyl. 1,2- 
Dimetliylbutoxycarbonyl, 1 .3-Dimetinylbutoxycarbonyl, 2,2- 
Dimetliylbutoxycarbonyl, 2,3-Dimethylbutoxycarbonyl, 3,3- 
Dimetiiylbutoxycarbonyl, 1-Etliylbutoxycarbonyi, 2-Etinylbutoxycarbonyl, 1,1,2- 
Trimetliylpropoxycarbonyi, 1 ,2,2-Trimetliylpropoxycarbonyl, 1-Etliyl-1-metliyl- 
propoxycarbonyl oder 1-Etliyi-2-metliyl-propoxycarbonyl; 

Ci-C4-Alkylthlo: z.B. Metinyltiiio, Ethylthiio, Propyltfiio, 1-I\/lethylethylthio, Bu- 
tylthio, 1-IS/lethylpropyltinio, 2-Methylpropylthio und 1.1-Dimethylethyltliio; 

Ci-Ce-Alkylamino sowie die Alkylaminoreste von N-(Ci-C6-Alkylamino)-imino- 
Ci-Ce-alkyl: z.B. IVletliylamino, Etiiylamino, Propylamino, l-IVIettiyietliylamino, 
Butyiamino, l-IVietliylpropylamino, 2-Metiiylpropylamino, 1,1-Dimetliyletlnylamino, 
Pentylamino, l-iVIetiiylbutyiamino, 2-riyietiiylbutylamino, 3-l\/letiiyibutyiamino, 2,2- 
Dimettiylpropyiamino, 1-Etliylpropylamino, Hexylamino, 1,1- 
Dimettiylpropyiamino, 1 ,2-Dimetliylpropylamino, 1-Methyipentylamin6, 2- 
Metliyipentylamino, 3-IVIetlnyl-pentylamino, 4-Metliylpentylamino, 1,1- 
Dimetiiylbutylamino, 1,2-Dimethylbutyl-amino, 1 ,3-Dimetliylbutyiamino, 2,2- 
Dimethylbutylamino, 2,3-Dimetiiyibutylamino, 3,3-Dimetinylbutylamino, 1- 
Etiiylbutylamino, 2-Ettiylbutylamino, 1,1,2-Trinnetliyl-propylamino, 1,2,2- 
Trimetliylpropylamino, l-Etiiyl-l-nnetiiylpropylamino oder 1-Etiiyl-2- 
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methylpropyiamino; 

Di-(Ci-C4-alkyl)~amino: z,B, N,N-Dimethylamino, N,N-Diethylamino, N,N- 
Dipropylamino, N,N-Di-(1-methylethyl)-amino, N,N-Dibutylamino, N,N-Di-(1- 
5 methylpropyl)amino, N,N-Di-(2-methylpropyl)-amino, N,N-DI-(1,1-dimethylethyl)- 

amino, N-Ethyl-N-methylamino, N-Methyl-N-propylamino, N-Methyl-N-(1- 
methylethyl)annino, N-Butyl-N-methylamino, N-Methyl-N-(1 -methylpropyl)amino, 
N-Methyl-N-(2-methylpropyl)amino, N~(1 ,1-Dimethyl-ethyl)-N-methylamino, N- 
Ethyl-N-propylamino, N-EthyI-N-(1-methylethyl)amino, N-Butyl-N-ethylamino, N- 

10 Ethyl-N-(1-methylpropyl)amino, N-Ethyl-N-(2-methylpropyI)-amino, N-Ethyl-N- 

(1,1-dimethyl-ethyl)amino, N-(1-Methylethyl)-N-propylamino, N-Butyl-N- 
propylamino, N-(1 -Methylpropyl)-N-propylamino, N-(2-Methylpropyl)-N- 
propylamino, N-(1 , 1-Dimethyl-ethyI)-N-propylamino, N-Butyl-N-(1-methylethyl- 
)amino, N-(1-Methylethyl)-N-(1-methylpropyl)amino, N-(1-MethyIethyl)-N-(2- 

15 methyl-propyl)amino, N-(1 J-Dimethyl-ethyl)-N-(1-methylethyl)amino, N-Butyl-N- 

(l-methylpropyl)amino, N-Butyi-N-(2-methyipropyl)amino, N-Butyl-N-(1,1- 
dimethyl-ethyl)amino, N-(1-Methylpropyl)-N-(2-methylpropyl)amino, N-(1,1- 
. Dimethylethyl)-N-(1 -methylpropyl)amino und N-(1 , 1 -Dimethylethyl)-N-(2- ^ 
methylpropyl)amino; 

20 

Di-(Ci-C6-alkyl)-amino sowie die Dialkylaminoreste von N-(Di-Ci-C6- 
alkyIamino)~-imino-Ci-C6-alkyl: Di-(Ci-C4-alkyl)-annino wie voranstehend ge- 
nannt sowie: z.B. N,N-Dipentyl-amino, N,N-Dihexylamino, N-Methyl-N-. 
pentylamino, N-Ethyl-N-pentylamino, N-Methyl-N-hexylamino und N-Ethyl-N- 
25 hexylamino; 

{Ci-C4-Alkylamino)carbonyl: z.B. Methylaminocarbonyl, Ethylaminocarbonyl, 
Propylaminocarbonyl, 1-Methylethylaminocarbonyl, Butylaminocarbonyl, 1- 
Methylpropylaminocarbonyl, 2-Methyipropylaminocarbonyl oder 1,1-^ 
30 Dimethylethylaminocarbonyl; 

Di-(CrC4)-aIkyiaminocarbonyl: z.B. N,N-Dimethylaminocarbonyl, N,N-Diethyl- 
aminocarbonyl, N,N-Di-(1-methylethyl)aminocarbonyl, N,N- 
Dipropylaminocarbonyl, N,N-Dibutylaminocarbonyl, N,N-Di"(1- 

35 methylpropyl)aminocarbonyl, N,N-Di-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N,N-Di- 

(1 ,1-dimethylethyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-methylaminocarbonyl, N-Methyl-N- 
propylaminocarbonyl, N-Methyl-N-(1 -methyl-ethyI)aminocarbonyl, N-Butyl-N- 
methylaminocarbonyl, N-Methyl-N-(1 -methyl-propyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N- 
(2-methyipropyl)aminocarbonyl, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-methylaminocarbonyl, 

40 N-Ethyl-N-propylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-methylethyI)aminocarbonyl, N- 
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Butyl-N-ethylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 -methyl-propyl)aminocarbonyI, N-Ethyl- 
N-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,1-dimethylethyl)aminocarbonyl, 
N-(1 -Methylethyl)-N-propyiaminocarbonyl, N-Butyl-N-propylaminocarbonyl, N-(1 - 
Methylpropyl)-N-propylaminocarbonyl, N-(2-Methyl-propyl)-N- 
propylaminocarbonyl, N-(1 ,1^Dimethylethyl)-N-propylaminocarbonyl. N-Butyl-N- 
(1 -methylethyl)aminocarbonyl, N-(1 -Methylethyl)-N-(1 -methylpropyl)- 
aminocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-(1 ,1- 
Dimethylethyl)-N-(1 -methylethyI)aminocarbonyl, N-Butyl-N-(1 -methylpropyl)- 
aminocarbonyl, N-Butyl-N-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-Butyl-N-(1 .1- 
dimethyl-ethyl)aminocarbonyl, N-(1-Methylpropyl)-N-(2- 
methylpropyl)aminpcarbonyl, N-(1 ,1-Dimethylethyl)-N-{1- 
methylpropyl)aminocarbonyl oder N-(1,1-Dimethylethyl)-N-(2- 
methylprppyl)aminocarbonyl; 

(Ci-C6-Alkylamino)carbonyl: (Ci-C4-Alkylamino)carbonyl, wie voranstehend 
genannt, sowiez.B. Pentylaminocarbonyl, 1-Methylbutylaminocarbonyl, 2-Methyl- 
butylaminocarbonyl, 3-Methylbutylaminocarbonyl, 2,2-Dimethylpropylamino- 
carbonyl, 1-Ethylpropylaminocarbonyl, Hexylaminocarbonyl, 1,1-Dimethylpropyl<:* 
aminocarbonyl, 1 ,2-Dimethylpropylaminocarbonyl, 1-Methylpentylamlnocarbonyl^ 
2-Methylpentylamlnocarbonyl, 3-Methylpentylaminocarbonyl. 4- 
Methylpentylamino-carbonyl, 1,1-Dlmefriylbutylaminocarbonyl, 1,2- 
Dimethylbutylaminocarbonyl, 1 ,3-Dimethylbutylaminocarbonyl, 2,2- 
Dimethyibutylaminocarbonyl, 2,3-Dimethylbutyl-aminocarbonyl, 3,3- 
Dimethylbutylaminocarbonyl, 1-Ethylbutylaminocarbonyl, 2- 
Ethylbutylaminocarbonyl, 1 ,1 ,2-Trimethylpropylaminocarbonyl, 1 ,2,2-Trimethyl- 
propylaminocarbonyl, 1 -Ethyl- 1-methylpropylaminocarbonyl oder 1-Ethyl-2- 
methylpropylaminocarbonyl; 

Di-(Ci-C6-alkyl)-aminocarbonyl: Di-(Ci-C4-alkyl)-aminocarbonyl, wie voran- 
stehend genannt, sowie z.B. N-Methyl-N-pentylaminocarbonyl. N-Methyl-N-(1- 
methylbutyO-aminocarbonyl, N-Methyl-N-(2-methylbutyl)-anriinocarbonyl, N- 
Methyl-N-(3-methylbutyl)-anninocarbonyl, N-Methyl-N-(2,2-dimethylpropyl)- 
aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1 -ethylpropyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N- 
hexylaminocarbonyl, N-Methyl-N-(1,1-dimethylpropyl)-aminocarbonyl, N- 
Methyl-N-(1 ,2-dimethylpropyI)-aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1 -methylpentyl)- 
aminocarbonyl, N-Methyl-N-(2-methylpentyl)-aminocarbonyl, N-I\/lethyl-N-(3- 
methylpentyI)-aminocarbonyl, N-Methyl-N-(4-methylpentyl)-aminocarbonyl, N- 
Methyl-N-(1 , 1 -dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1 ,2-dimethylbutyl)- 
aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1 ,3-dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N- 
(2,2-dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N-(2,3-dimethylbutyl)- amino- 
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carbonyl, N-Methyl-N-(3,3-dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1 -ethyl- 
butyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N-(2-ethylbutyl)-anninocarbonyl, N-Methyl-N- 
(1 , 1 ,2-trimethylpropyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1 ,2,2-trimethylpropyl)- 
aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1 -ethyl-1 -methyipropyl)-aminocarbonyl, N-Methyl- 
N-(1-ethyl-2-methylpropyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-pentylaminocarbonyl, N- 
Ethyl-N-(1 -methylbutyl)-aminocarbonyr, N-Ethyl-N-(2-methylbutyI)- 
aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(3-methylbutyl)-aminocarbonyl, h4-Ethyl-N-(2,2- 
dimethylpropyO-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 -ethylpropyl)-anninocarbonyl, N- 
Ethyl-N-hexyiaminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,1-dimethylpropyl)-aminocarbonyl, 
N-Ethyl-N-(1 ,2-dimethylpropyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 -methylpentyl)- 
aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-methyipentyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(3- 
methylpentyl)-aminocarbonyl, N-Ethi^-N-(4-methyipentyl)-aminocarbonyl, N- 
Ethyl-N-(1 ,1-dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 ,2-dimethyfbutyl)- 
aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 ,3-dimethylbutyl)-anninocarbonyl, N-Ethyl-N-(2,2- 
dimethylbutyl)- aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2,3-dimethylbutyl)-aminocarbonyl, 
N-Ethyl-N-(3,3-dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-ethylbutyl)-amino- 
carbonyl, N-Ethyl-N-(2-ethylbutyl)-anninocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 ,1,2-trimethyl- 
propyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1.2,2-trimethylpropyl)-aminocarbon>1, N- 
Ethyl-N- (1 -ethyl-1 -methylpropyO-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-('1-ethyl-2-.*t- 
methylpropyl)-aminocarbonyl, N-Propyl-N-pentylaminocarbonyl, N-Biityl-N- 
pentylaminocarbonyl, N,N-Dipentyiaminocarbonyl, N-Propyl-N-hexyl- 
aminocarbonyl, N-Butyl-N-hexylaminocarbonyl, N-Pentyl-N- 
hexylaminocarbonyl Oder N,N-Dihexylaminocarbonyl; 

Di-(Ci-C6-alkyl)-aminothiocarbonyl: z.B. N,N-Dimethylaminothiocarbonyl, N,N- 
Diethylaminothiocarbonyl, N,N-Di-(1-methylethyl)aminothiocarbonyl, N,N- 
Dipropyl-aminothiocarbonyl, N,N-Dibutylaminothiocarbonyl, N,N-Di-(1- 
methylpropyl>-amino-thiocarbonyl, N,N-Di-(2-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, 
N,N-DI-(1,1-dimethyl-ethyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N- 
methylaminothiocarbonyl, N-Methyl-N-propyl-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1- 
methylethyl)-aminothiocarbonyI, N-Butyl-N-methylaminothiocarbonyl, N-Methyl- 
N-(1-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(2-methylpropyl)- 
aminothiocarbonyl, N-(1 ,1-Dimethylethyl)-N-methylaminothiocarbonyl, N-Ethyl- 
N-propylaminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 -methylethyl)-aminothiocarbonyl, N- 
Butyl-N-ethylamlnothiocarbonyl, N-Ethyl- 

N-(1 -methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-methyIpropyl)- 
aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 ,1-dimethy!ethyl)-aminothiocarbonyl, N-(1- 
Methylethyl)-N-propylaminothiocarbonyl, N-Butyl-N-propylaminothiocarbonyl, N- 
(l-Methylpropyl)-N-propylaminothiocarbonyl, N-(2-Methylpropyl)-N-propylamino- 
thiocarbonyl, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-propylaminothiocarbonyl, N-Butyl-N-(1- 
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methylethyl)-aminothiocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-(1-methylpropyl)- 
aminothiocarbonyl, N-(1 -Methylethyl)-N-(2-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N- 
(1,1 -Dimethylethyl)-N-(1 -methylethyl)-aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-(1 - 
methylpropyO-aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-(2-methylpropyl)- 
aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-(1 , 1 -dimethylethyl)-aminothiocarbonyl, N-(1 - 
Methylpropyl)-N-(2-methylpropyl)-amindthiocarbonyl, N-(1 , 1 -Dimethylethyl)-N-(1 - 
methylpropyO-aminothiocarbonyl, N-(1 , 1 -Dimethylethyl)-N-(2-methylpropyl)- 
aminothiocarbonyi, N-Methyl-N-pentylaminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1 - 
methylbutyl)-aminothio-carbonyl, N-Methyl-N-(2-methylbutyl)- 
aminothiocarbonyi, N-Methyl-N-(3-methyIbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyi- 
N-(2,2-climethylpropyl)-aminothio-carbonyI, N-Methyl-N-( 1 -ethylpropyl)- 
aminothlocarbonyl, N-Methyl-N-hexyl-aminothiocarbonyl, N-Methyi-N- (1,1- 
climethylpropyiy-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1,2-dlmethylpropyl)- 
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1 -methylpentyI)-aminothiocarbonyl, N-Methyl- 
N-(2-methylpentyI)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(3-methyIpentyl)- 
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(4-methylpentyI)-aminothio-carbonyl, N- 
Methyl-N- (1,1 -dimethylbutyI)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1 ,2^ 
dimethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1,3-dimethylbutyS?^ 
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(2,2-dimethylbutyl)- aminothiocart?onyl, N- 
Methyl-N-(2,3-dimethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(3.3- 
d!methylbutyI)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1 -ethylbutyl)- 
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(2-ethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N- 
ethyl-N-(1 , 1 ,2-trimethylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1 ,2,2- 
trimethylpropyO-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1 -ethyl- 1 -methylpropyO- 
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1 -ethyl-2-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N- 
Ethyl-N-pentyl-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(l-methylbutyl)- 
aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-methylbutyI)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N- 
(3-methylbutyl)- aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(2,2-dimethylpropyl)- 
aminothiocarbonyl. N-Ethyl-N-(1 -ethylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N- 
hexylaminothlocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 ,1-dimethyl-propyi)-aminothiocarbonyl, N- 
Ethyl-N-(1 ,2-dimethylpropyl)- aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(l-methylpentyl)- 
aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-methylpentyi)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N- 
(3-methylpentyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(4-methylpentyl)- 
aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1.1-cl'methylbutyl)-amino-thiocarbonyl, N- 
Ethyl-N-(1 ,2-dimethylbutyl)- aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 ,3-dimethylbutyl)- 
aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(2,2-dimethylbutyl)-aminothio-carbonyl, N-Ethyl- 
N-(2,3-dimethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(3,3-dimethylbutyl)- 
amlnothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-ethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(2- 
ethylbutyl)-aminothiocarbonyi, N-Ethyl-N-(1 ,1 ,2-trimethylpropyl)- 
aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1 ,2,2-trimethylpropyl)-aminothiocarbonyl, N- 
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Ethyl-N-(1-ethyl-1-m6thylpropyi)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-ethyl-2- 
methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Propyl-N-pentylaminothiocarbonyl, N- 
Butyl-N-pentylaminothiocarbonyl, N,N-Dipentylaminothiocarbonyl, N-Propyl-N- 
hexy!-aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-hexylaminothiocarbonyl, N-Pentyl-N- 
5 hexyl-amlnothiocarbonyl oder N.N-Dihexylaminothiocarbonyl; 

Heterocyclyl, sowie die Heterocyclylteile von Heterocyclyl-Ci-Cg-alkyl, Hetero- 
cyclylcarbonyl, Heterocyclylcarbonyl-Ci-Ce-alkyI, Heterocyclyloxycarbonyl, Hete- 
rocyclylaminocarbonyl, Heterocyclylsulfonylaminocarbonyl, N-(Ci-C6-Alkyl)-N- 
10 (heterocyclyl)-aminocarbonyi und Heterocyclyl-Ci-Ce-alkylcarbonyl: 

ein gesattigter, partiell ungesattigter oder aromatischer 5- oder 6-gliedriger he- 
teroc^clischer Ring, der ein bis vier gleiciie oder verscliiedene Heteroatome, 
ausgew3hlt aus der Gruppe Sauerstoif, Schwefel oder Stickstoff, entfialt, und 
Qber C Oder N gebunden sein kann, z.B. 

15 

C-gebundene, 5-gliedrige, gesattigte Ringe wis 

Tetrahydrofuran-2-yl, Tetraliydrofuran-3-yl, Tetrahydrothien-2-yl, Tetra- 
liydrothien-3-yl, Tetrahydropyrrol-2-yl, Tetrahydropyrrol-3^yl, Tetraliydropyra- 
zol-3-yl, Tetraliydro-pyrazol-4-yl, Tetrahydroisoxazol-S-ylriTetrahydroisoxazol- 

20 4-yl, Tetrainydroisoxazol-5-yl, 1 ,2-Oxatiiiolan-3-yl, 1 ,2-Oxatiiiolan-4-yl, 1,2- 

OxathioIan-5-yl, Tetraliydroisotiiiazol-3-yl, Tetrahydroisotiiiazol-4-yi, Tetra- 
hydroisotliiazoI-5-yl, 1 ,2-Ditliioian-3-yl, 1 ,2-Ditlnioian-^yl. Tetrahydroimida- 
2:ol-2-yl, Tetraliydroimidazol-4-yl, Tetrahydrooxazol-2-yl, Tetrahydrooxazol-4- 
yl, Tetraliydrooxazol-5-yl, Tetrahydrotiiiazol-2-yl, Tetrahydrotliiazol-4-yl, Tetra- 

25 hydrotliiazoi-5-yl, 1 ,3-Dioxolan-2-yl, 1,3-Dioxoian-4-yi. 1 ,3-Oxathloian-2-yl, 

1,3-Oxatliiolan-4-yl, 1 ,3-Oxathioian-5-yi. 1 ,3-Dithiolan-2-yl, 1 ,3-Dithiolan-4- 
yl, 1,3,2-Dioxathiolan-4-yl; 

N-gebundene, 5-giiedrige, gesattigte Ringe wie: 
30 Tetrahydropyrrol-1-yl, Tetralnydropyrazol-1-yl, Tetrahydroisoxazol-2-yl, Tetra- 

liydroisotliiazol-2-yl, TetraliydroimidazoI-1-yl. Tetrahydrooxazol-3-yi, Tetra- 
liydrothiazol-3-yl; 

C-gebundene, 5-gliedrige, partiell ungesattigte Ringe wie: 
35 2,3-Dihydrofuran-2-yl, 2,3-Dihydrofuran-3-yl, 2,5-Dihydrofuran-2-yl, 2,5-Di- 

hydrofuran-3-yl, 4,5-Dihydrofuran-2-yI, 4,5-Dihydrofuran-3-yl, 2,3-Dihydro- 
thien-2-yl, 2,3-Dihydrothien-3-yl, 2,5-Dilnydrothien-2-yl, 2,5-Dihydrothien-3- 
yl, 4,5-Dihydrothien-2-yl, 4,5-Dihydrothien-3-yl, 2,3-Dihydro-1H-pyrrol-2-yl, 
2,3-Dihydro-1 H-pyrrol-3-yl, 2,5-Dihydro-1 H-pyrrol-2-yl, 2,5-Dlhydro-1 H- 
40 pyrrol-3-yl, 4,5-Dihydro-1 H-pyrroi-2-yl, 4,5-Dihydro-1 H-pyrrol-3-yl, 3,4- 
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Dihydro-2H-pyrrol-2-yl, 3,4-Dihydro-2H-pyrrol-3-yl, 3,4-Dihydro-5H-pyrrol- 
2-yl, 3,4-Dihydro-5H-pyrrol-3-yl, 4,5-Dihydro-1 H-pyrazol-3-yl, 4,5-Dihydro- 
1 H-pyrazol-4-yl, 4,5-Dihydro-1 H-pyrazol-5-yl, 2,5-Dihydro-1 H-pyrazol-3-yl. 
2,5-Dihydro-lH-pyrazol-4-yl, 2,5-Dihydro-1 H-pyrazol-5-yi, 4,5- 
5 Dihydroisoxazol-3-yl, 4,5-Dihydroisoxazol-4-yl, 4,5-Dlhydroisoxazol-5-yl, 2,5- 

Dihydroisoxazo!-3-yl, 2,5-Dihydroisoxazol-4-yl, 2,5-Dihydroisoxazol-5-yl, 2,3- 
Dihydroisoxazoi-3-yl, 2,3-Dihydroisoxazol-4-yl. 2,3-Dihydroisoxazol-5-yl, 4,5- 
Dihydroisothiazol-3-yl„4,5-Dihydroisothiazol^yl, 4,5-Dihydroisothiazol-5-yl, 
2,5-Dihydroisothiazol-3-yl, 2,5-Dihydroisothiazol-4-yl, 2,5-Dihydroisothiazol- 
10 5-yl, 2,3-Dihydroisothiazol-3-yl, 2,3-Dihydroisothiazol-4-yl, 2,3- 

Dihydroisothiazol-5-yl, A^-1 ,2-Dithiol-3-yl, A^-1,2-Dithiol-4-yl, ,2-Dithiol- 
5-yl, 4,5-Dihydro-1H-imidazol-2-yl. 4,5-Dihydro-1H-lmidazol-4-yl, 4,5- 
Dihydro-1H-imidazol-5-yl. 2.5-Dihydro-1H-imidazol-2-yl. 2,5-Dihydro-1H- 
imidazol-4-yl, 2,5-Dihydro-1H-imidazol-5-yl. 2,3-Dihydro-1H-innidazol-2-yl, 
1 5 2,3-Dihydro-1 H-imida2ol-4-yl. 4,5-Dihydro-oxazol-2-yl, 4,5-Dihydrooxazol-4- 

yl. 4,5-Dlhydrooxazol-5-yl, 2,5-Dihydro-oxazoI-2-yl, 2,5-Dihydrooxazol-4-yl, 
2,'5-'Dihydrooxazol-5-yl, 2,3-Dihydro-oxazol-2-yl, 2,3-Dihydrooxazol-4-yl, 2,3- 
Dihydrooxazol-S-yl, 4,5-Dihydro-thiazol-2-yl. 4,5-DB:sydrothiazol-4-yl, 4,5- 
Dihydrothiazol-5-yl, 2,5-Dihydro-thiazol-2-yl, 2,5-Dl«#drothiazol-4-yl, 2,5- 
20 Dihydrothiazol-5-yl, 2,3-Dihydro-thiazol-2-yl, 2,3-Dihydrothiazol-4-yl, 2,3- 

Dlhydrothiazol-5-yl. 1 ,3-Dioxol-2-yl. 1 ,3-bioxol-4-yl, 1 ,3-Dithiol-2-yl, 1.3- 
Dithiol^yl, 1.3-Oxathiol-2-yl. 1 .3-Oxa-thiol-4-yl, 1,3-Oxathlol-5-yl, ^.2,3-A^- 
Oxadiazolin^yl. 1 .2.3-A2-Oxadiazolin-5-yl. 1,2.4-A*-Oxadiazolin-3-yl, 1,2,4- 
A'^-Oxadiazolin-S-yl, 1 ,2.4-A^-Oxadia-zolin-3-yl, 1 ,2.4-A2-Oxadiazolin-5-yl, 
25 1 ,2,4-A^-Oxadiazolin-3-yI, 1 ,2.4-A^-Oxadiazolin-5-yl, 1 ,3,4-A^-Oxadiazolin- 

2_y|, i,3,4-A^-Oxadiazolin-5-yl, 1,3,4-A^-Oxadiazolin-2-yl, 1 ,3,4-Oxadiazolin- 
2-yl, 1,2,4-A*-Thiadiazolin-3-yl, 1 ,2,4-A'*-Thiadiazolin-5-yl, 1,2,4-A^- 
Thiadiazolin-3-yl, 1 .2,4-A'-Thiadiazolin-5-yl, 1 ,2,4-A'-Thiadiazolin-3-yl, 
1,2,4-A^-ThiadiazoIin-5-yl, 1 ,3,4-A^-Thiadiazolin-2-yl, 1 ,3,4-A^-Thiadia2orm- 
30 5^yl, 1 ,3,4-A'-Thiadiazoiin-2-yl. 1 ,3,4-Thiadiazolin-2-yl, 1 ,2.3-A2-Triazolin-^ 

yl, 1,2,3-A^-Triazolin-5-yl, 1 ,2,4-A^-Triazolin-3-yl, 1,2,4-A^-Triazolin-5-yl. 
1,2,4-A^-Triazolin-3-yl, 1 .2,4-A^-Triazolin-5-yl, 1 .2,4-AWriazolin-2-yl, 1.2,4- 
Triazolin-3-yl, 3H-1 ,2,4-Dithlazol-5-yl. 2H-1 ,3.4-Dithiazol-5-yl, 2H-1.3,4- 
Oxathiazol-5-yl; 

35 

N-gebundene, 5-gliedrige, partiell ungesattigte Ringe wie: 
2,3-Dihydro-1H-pyrrol-1-yl. 2,5-Dihydro-1H-pyrrol-1-yl. 4,5-Dihydro-1H- 
pyrazol-1-yl. 2,5-Dihydro-1H-pyrazol-1-yl, 2,3-Dihydro-1H-pyrazol-1-yl, 2,5- 
Dihydroisoxazol-2-yl. 2,3-Dihydroisoxazol-2-yl, 2,5-Dihydroisothiazol-2-yl, 
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2,3-Dihydroisoxazol-2-yl, 4,5-Dihydro-1 H-imidazol-1-yl, 2,5-Dihydro-1 H- 
imidazol-1-yl, 2,3-Dihydro-1H-imidazol-1-yl, 2,3-Dihydrooxazol-3-y!, 2,3- 
Dihydrothiazol-3-yl, 1 ,2,4-A''-Oxadiazolin-2-yl, 1 ,2,4-A^-Oxadiazolin-4-yl, 
1,2,4-A^-Oxadiazolin-2-yl, 1 ,3,4-A^-Oxadiazolin-^yl, 1 ,2,4-A^-Thiadiazolin- 
5 2-yl, 1,2,4-A^-Thiadiazoiin-2-yl, 1 ,2,4-A^-Thiadiazolin-4-yl. 1,3,4-A^- 

Thiadiazolin-4-yl, 1 ,2,3-A2-Triazolin-1-yl, 1,2,4-A2-Triazolin-1-yl, 1.2,4-A='- 
Triazolin-4-yl, 1,2,4-A'-Triazorm-1-yl. 1 ,2.4-A^-Triazolin-4-yl; 

C-gebundene, 5-gliedrige, aromatische Ringe wie: 

10 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 3-Thienyl, PyrroI-2-yl, Pyrrol-3-yl, Pyrazol-3-yl, 

Pyrazol-4-yl, lsoxazol-3-yl, lsoxazol-4-yl, lsoxazol-5-yl, lsothiazoi-3-yl, I- 
sothiazol-4-yl, lsothiazol-5-yl, lmidazol-2-yl, lmidazoi-4-yl, Oxazol-2-yl, Oxa- 
2ol-4-yl, Oxazol-5-yl, Thiazol-2-yl, Thiazol-4-yl, Thiazol-5-yl, 1,2,3- 
OxadiazoI-4-yl, 1,2,3-Oxadiazol-5-yl, 1 ,2,4-Oxadiazol-3-yl, 1 ,2,4.-Oxadiazol- 

15 5-yl, 1 ,3,4-Oxadlazol-2-yl. 1 .2,3-Thiadiazol-4-yl. 1 ,2.3-Thiadiazol-5-yl, 1 ,2,4- 

Thiadiazol-3-yl. 1 .2,4-Thiadiazol-5-yl, 1,3.4-Thiadlazolyl-2-yl, 1 ,2,3-TriazoI- 

4- yl. 1 ,2,4-Triazol-3-yl. Tetrazol--5-yl; 

N-gebundene, 5-gliedrige, aromatische Rlnge fee: 
20 Pyrroi-1-yl, Pyrazol-1-yl, lmidazoI-1-yi, 1.2,3-Triazol-1-yl, 1 ,2,4-Triazol-1-yl, 

Tetrazoi-1-yl; 

C-gebundene, 6-glledrige, gesSttigte Ringe wie: 

Tetrahydropyran-2-yl. Tetrahydropyran-3-yi, Tetraliydropyran-4-yl, Piperidin- 
25 2-yl, Plperldin-3-y!, Piperidin^-yl, Tetralnydrothiopyran-2-yl, Tetrahydrothiopy- 

ran-3-yl, Tetrahydrotfiiopyran-^yl, 1 .3-Dioxan-2-yi, 1 ,3-Dioxan-4-yl, 1,3- 
Dioxan-5-yl, 1,4--Dioxan-2-yl, 1 ,3-Ditinian-2-yl, 1.3-Dithian-4-yl. 1,3-Dithian- 

5- yl, 1 ,4-Dithian-2-yl, 1 ,3-Oxatiiian-2-yi. 1 ,3-Oxathlan-4-yl, 1 ,3-Oxathian-5- 
yl, 1,3-Oxathian-6-yl, 1 ,4^xat!iian-2-yl, 1 ,4-Oxathian-3-yl. 1 ,2-Dithian-3-yl. 

30 1,2-Dlthian-4-yl, Hexahydropyrimidin-2-yl, Hexaliydropyrimidln-4-yl, Hexa- 

hydropyrimidin-5-yl. Hexahydropyrazin-2-yl, Hexahydropyridazin-3-yl, Hexa- 
hydropyridazin-4-yi. Tetrahydro-1 ,3-oxazin-2-yl, Tetrainydro-1 ,3-oxazin-4-yl, 
Tetrahydro-1 ,3-oxazin-5-yl, Tetrahydro-1 ,3-oxazin-6-yl, Tetrahydro-1 ,3- 
thiazin-2-yl, Tetrahydro-1 ,3-thiazin-4-yl, Tetrahydro-1 ,3-thiazin-5-yl, Tetra- 

35 hydro-1 ,3-thia2in-6-yl, Tetrahydro-1 ,4-thiazin-2-yl, Tetrahydro-1 ,4-thiazin-3- 

yl, Tetrahydro-1 ,4-oxazin-2-yl, Tetrahydro-1 ,4-oxazin-3-yl, Tetrahydro-1 ,2- 
oxazin-3-yl, Tetrahydro-1 .2-oxazin-4-yi, Tetrahydro-1 ,2-oxazin-5-yl, Tetra- 
hydro-1 ,2-oxazin-6-y!; 



40 



N-gebundene, 6-gliedrige, gesSttigte Ringe wie: 
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Piperidin-1-yl, Hexahydropyrimidin-l-yl, Hexahydropyrazin-1-yl, Hexahydro- 
pyridazin-1-yl, Tetrahydro-1 ,3-oxazin-3-yl, Tetrahydro-1 ,3-thiazin-3-yl, Tetra- 
hydro-1 ,4-thiazin^yl, Tetrahydro-1 ,4-oxazin^yl, Tetrahydro-1 ,2-oxazin-2- 

yi: 

5 

C-gebundene, 6-gliedrige, partiell ungesattigte Ringe wie: 
2H-3,4-Dihydropyran-6-yl, 2H-3,4-Dihydropyran-5-yl, 2H-3,4-Dihydropyran- 
4-yl, 2H-3,4-Dihydropyran-3-yl, 2H-3,4-Dihydropyran-2-yl, 2H-3,4-Dihydro- 
pyran-6-yl, 2H-3,4-Dihydrothiopyran-5-yl, 2H-3,4-Dihydrothiopyran-4-yl, 2H- 
10 3,4-Dihydropyran-3-yl, 2H-3,4-Dihydropyran-2-yl, 1 ,2,3,4-Tetrahydropyridin- 

6-yl, 1,2,3,4-Tetrahydropyridin-5-yl, 1,2,3,4-Tetrahydropyridin-4-yl, 1,2,3,4- 
Tetra-hydropyridin-3-yl, 1 ,2,3,4-Tetrahydropyridin-2-yl, 2H-5,6-Dihydropyran- 
2-yl, 2H-5,6-Dihydropyran-3-yl, 2H-5,6-Dihydropyran-4-yl, 2H-5,6- 
Dihydropyran-5-yl. 2H-5,6-Dlhydropyran-6-yl, 2H-5,6-Dihydrothiopyran-2-yl. 
15 2H-5,6-Dihydro-thiopyran-3-yI, 2H-5,6-^Dihydrothiopyran-4-yl, 2H-5,6- 

Dihydrothiopyran-5-yl, 2H-5,6-Dihydrothiopyran-6-yl, 1,2,5,6- 
Tetrahydropyridin-2-yl, 1,2,5,6-Tetrahydropyridin-3-yl, 1,2,5,6- 
Tetrahydropyridin^yl, 1 ,2,5,6-Tetrahy{iro-pyridin-5-yl, 1,2,5,6- 
, Tetrahydropyridin-6-yl, 2,3,4,5-Tetrahyd)ppyridin-2-yl, 2.3,4,5- 
20 Tetrahydropyridln-3-yl, 2,3,4,5-Tetrahydropyridln-4-yl, 2,3,4,5- 

Tetrahydropyrldin-5-yl, 2,3,4,5-Tetrahydropyridin-6-yl, 4H-Pyran-2-yl, 4H- 
Pyran-3-yl-, 4H-Pyran-4-yl, 4H-Thiopyran-2-yl, 4H-Thiopyran-3-yI, 4H- 
Thiopyran-4-yl, 1,4-Dihydropyridin-2-yl, 1 ,4-Dihydropyridin-3-yl, 1,4- 
Dihydropyridin-4-yl, 2H-Pyran-2-yl, 2H-Pyran-3-yl, 2H-Pyran-4-yI, 2H- 
25 Pyran-5-yl, 2H-Pyran-6-yl, 2H-Thiopyran-2-yl, 2H-Thiopyran-3-yl, 2H- - 

Thiopyran^yl, 2H-Thiopyran-5-yl, 2H-Thiopyran-6-yl, 1 ,2-Dihydropyridin-2- 
yl, 1,2-Dihydro-pyridin-3-yl, 1,2-Dihydropyridin-4-yl, 1 ,2-Dihydropyridin-5-yl, 
1 ,2-Dihydro-pyridin-6-yl, 3,4-Dihydropyridin-2-yl, 3,4-Dihydropyridin-3-yl, 
3,4-Dihydro-pyridin-4-yl,.3,4-Dihydropyridin-5-yl, 3,4-Dihydropyridin-6-yl, 2,5- 
30 Dihydro-pyridin-2-yl, 2,5-Dihydropyridin-3-yl, 2,5-Dihydropyridin-4-yl, 2,5- 

Dihydro-pyridin-5-yl, 2,5-Dihydropyridin-6-yl, 2,3-Dihydropyridin-2-yl, 2,3- 
Dihydro-pyridin-3-yl, 2,3-Dihydropyridin-4-yl, 2,3-Dihydropyridin-5-yl, 2,3- 
Dihydro-pyridin-6-yl, 2H-5,6-Dihydro-1 ,2-oxazin-3-yl, 2H-5,6-Dihydro-1 ,2- 
oxazin-4-yl, 2H-5,6-Dihydro-1 ,2-oxazin-5-yl, 2H-5,6-Dihydro^1 ,2-oxazin-6- 
35 yl. 2H-5,6-Dihydro-1 ,2-thiazin-3-yl, 2H-5,6-Dihydro-1 ,2-thiazin-4-yl, 2H- 

5.6-Dihydro-1,2-thiazin-5-yl, 2H-5.6-Dihydro-1,2-thiazln-6-yl. 4H-5,6- 
Dihydro-1 ,2-oxazin-3-yl, 4H-5,6-Dihydro-1 ,2-oxazin-4-yl, 4H-5,6-Dihydro- 
1 ,2-oxazin-5-yl, 4H-5,6-Dihydro-1 ,2-oxazin-6-yl, 4H-5,6-Dihydro-1 ,2- 
thiazin-3-yl, 4H-5,6-Dihydro-1 ,2-thiazin-4-yl, 4H-5,6-Dihydro-1 ,2-thiazin-5- 
40 yl, 4H-5,6-Dihydro-1,2-thiazin-6-yl, 2H-3,6-Dihydro-1,2-oxazin-3-yl, 2H- 
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3,6-Dihydro-1,2-oxazin-4-yl, 2H-3,6-Dihydro-1,2-oxazin-5-yl, 2H-3,6- 
Dihydro-1 ,2-oxazin-6-y!, 2H-3,6-Dihydro-1 ,2-thiazin-3-yl, 2H-3,6-Dihydro- 

1 .2- thiazin-4-yl, 2H-3,6-Di-hydro-1 ,2-thiazin-5-yl, 2H-3,6-Dihydro-1 ,2- 
thiazin-6-yl, 2H-3,4-Dihydro-1 ,2-oxazin-3-yl, 2H-3,4-Dihydro-1,2-oxazin-4- 

5 yl, 2H-3,4-Dihydro-1 ,2-oxazin-5-yl, 2H-3,4-Dihydro-1 ,2-oxazin-6-yl, 2H- 

3,4-Dihydro-1,2-thia2ln-3-yl, 2H-3,4-Dihydro-1,2-thiazin-4-yl, 2H-3,4- 
Dihydro-1,2-thiazin-5-yl, 2H-3,4-Dihydro-1,2-thiazin-6-yl, 2,3,4,5- 
Tetrahydropyridazin-3-yl, 2,3,4,5-Tetrahydropyridazin-4-yl, 2,3,4,5- 
Tetrahydropyridazin-5-yl, 2,3,4,5-Tetrahydropyridazin-6-yl, 3,4,5,6- 

10 Tetrahydropyridazin-3-yl, 3,4,5,6-Tetrahydropyridazin-4-yl, 1,2,5,6- 

Tetrahydropyridazin-3-yl, 1,2,5,6-Tetrahydropyridazin-4-yl, 1 ,2,5,6-Tetra- 
hydropyridazin-5-yl, 1 ,2,5,6-Tetrahydropyridaan-6-yl, 1 ,2,3,6-Tetrahydro- 
pyridazin-3-yl, 1,2,3,6-Tetrahydropyridazin-4-yl, 4H-5,6-Dihydro-1 ,3-oxaan- 
2-yl, 4H-5,6-Dihydro-1,3-oxazln-^yl, 4H-5.6-Dihydro-1 ,3-oxazin-5-yl, 4H- 

1 5 5,6-Dihydro-1 ,3-oxazin-6-yl, 4H-5,6-Dihydro-1 ,3-thiazin-2-yl, 4H-5,6- 

Dihydro-1 ,3-thiazin-4-yl, 4H-5,6-Dihydro-1 ,3-thiazin-5-yl, 4H-5,6-Dihydro- 

1.3- thiazin-6-yl, 3,4,5-6-Tetrahydropyrimidin-2-yl, 3,4,5,6- 
Tetrahydropyrimidin-4-yl, 3,4,5,6?fretrahydropyrimidin-5-y|, 3,4,5,6- 
Tetrahydropyrimldin-6-yl, 1,2,3,4s:fJ"etrahydropyrazin-2-yl, 1,2,3,4- 

20 Tetrahydropyrazin-5-yl, 1,2,3,4-Tetrahydro-pyrimidin-2-yl, 1,2,3,4- 

Tetrahydropyrimidin-4-yl, 1,2,3,4-Tetrahydropyrimidin-5-yl, 1,2,3,4- 
Tetrahydropyrimidin-6-yl, 2,3-Dihydro-1 ,4-thiazin-2-yl, 2,3-Dihydro-1 ,4- 
thiazin-3-yl, 2,3-Dihydro-1,4-thiazin-5-yl, 2,3-Dihydro-1 ,4-thiazin-6-yl, 2H- 
1,2-Oxazin-3-yl, 2H-1,2-Oxazin-4-yl, 2H-1 ,2-Oxazin-5-yl, 2H-1 ,2-Oxazin- 

25 6-yl, 2H-1 ,2-Thiazin-3-yl, 2H-1 ,2-Thiazin-4-yl, 2H-1 ,2-Thiazin-5-yl, 2H-1 ,2- 

Thiazin-6-yl, 4H-1 ,2-Oxazin-3-yl, 4H-1 ,2-Oxazin^yl, 4H-1,2-^xazln-5-yl. 
4H-1 ,2-Oxazin-6-yl, 4H-1 ,2-Thiazin-3-yl, 4H-1 ,2-Thiazin-4-yl, 4H-1 ,2- 
TWazin-5-yt, 4H-1,2-Thiazin-6-yi, 6H-1 ,2-Oxazin-3-yl, 6H-1 ,2-Oxazin-4-yl, 
6H-1,2-Oxazin-5-yl, 6H-1 ,2-Oxazin-6-yl, 6H-1 ,2-Thiazin-3-yl, 6H-1,2- 

30 Thiazin^-yl, 6H-1 ,2-Thiazin-5-yl, 6H-1 ,2-Thiazin-6-yl, 2H-1 ,3-Oxazin-2-yl, 

2H-1 ,3-Oxazin-4-yl, 2H-1 ,3-Oxazin-5-yl, 2H-1 ,3-Oxazin-6-yl, 2H-1 ,3- 
Thiazin-2-yl, 2H-1,3-Thiazin-^yl, 2H-1 ,3-Thiazin-5-yl, 2H-1,3-Thiazin-6-yl, 
4H_l,3-Oxazin-2-yl, 4H-1 ,3-Oxazin-4-yl, 4H-1 .3-Oxazln-5-yI, 4H-1,3- 
Oxazin-6-yI, 4H-1 ,3-Thiazin-2-yl, 4H-1 ,3-Thiazin-4-yI, 4H-1 ,3-Thiazin-5-yi, 

35 4H-1 ,3-Thiazin-6-yl, 6H-1 ,3-Oxazin-2-yl, 6H-1 ,3-Oxazin-4-yl, 6H-1 ,3- 

Oxazin-5-yl, 6H-1 ,3-Oxazin-6-yl, 6H-1,3-Thiazin-2-yl, 6H-1 ,3-Oxazin^-yl, 
6H-1 ,3-Oxazin-5-yl, 6H-1 ,3-Thiazin-6-yl, 2H-1 ,4-Oxazin-2-yl, 2H-1 ,4- 
Oxazin-3-yl, 2H-1 ,4-Oxazin-5-yl, 2H-1,4-Oxazin-6-yl, 2H-1 ,4-Thiazin-2-yl, 
2H-1,4-Thiazin-3-yl, 2H-1 ,4-Thiazin-5-yl, 2H-1 ,4-Thiazin-6-yl. 4H-1,4- 

40 Oxazin-2-yl, 4H-1 ,4-Oxazin-3-yl, 4H-1 ,4-Thiazin-2-yl, 4H-1 ,4-Thiazin-3-yl, 
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1 ,4-Dihydropyriclazin-3-yI, 1 ,4-Dihyclropyridazin-4-yl, 1 ,4-Dihydropyridazin-5- 
yl, 1,4-Dihydropyridazin-6-yl, 1 ,4-Dihydropyrazin-2-yl, 1 ,2-Dihydropyrazin-2- 
yi, 1,2-Dihydropyrazin-3-yl, 1,2-Dihydropyrazin-5-yl, 1 ,2-Dihydropyrazin-6-yl, 
1 ,'4-'Dihydropyrimidin-2-yl, 1 ,4-Dihydropyrimidin^-yl, 1 ,4-Dihydropyrlmidin-5- 
5 yl, 1 ,4-Dihydropyrimidin-6-yl, 3,4-Dihydropyrimidln-2-yl. 3,4-Dihydropyrimidln- 

4-yl, 3,4-Dihydropyrimidin-5-yl oder 3,4-Dihydropyrimidin-6-yl; 

N-gebundene, 6-gliedrige, partiell ungesattigte Ringe wie: 

1 ,2,3,4-Tetrahydropyridin-1-yl, 1 ,2,5.6-Tetrahydropyridin-1-yl. 1 ,4-Dihydro- 

10 pyridin-1-yl, 1 .2-Dihydropyridin-1-yl, 2H-5,6-Dihydro-1 ,2-oxazin-2-yi, 2H- 

5,6-Dihydro-1 ,2-thiazin-2-yl, 2H-3,6-Dihydro-1 ,2-oxazin-2-yl, 2H-3,6- 
Dihydro-1 ,2-thiazin-2-yl, 2H-3,4-Dihydro-1 ,2-oxazin-2-yl. 2H-3.4-Dihydro- 
1,2-thiazin-2-yl, 2,3,4,5-Tetrahydropyridazin-2-yl, 1.2,5,6- 
Tetrahydropyrldazin-1-yl, 1,2.5,6-Tetrahydropyridazin-2-yl, 1,2.3,6- 

15 Tetrahydropyridazrn-1-yl.3,4.5,6-Te1rahydropyrimidin-3-yl, 1,2,3,4- 

Tetrahydropyrazin-1-yl, 1 ,2,3,4-Tetrahydropyrimidin-1-yl, 1 ,2,3,4- 
Tetrahydropyrimidin-3-yl, 2,3-Dihdro-1 ,4-thiazin-4-yl, 2H-1 ,2-Oxazin-2-yl. 
2H-1 ,2-Thiazin-2-yl, 4H-;i',4-Oxazin-4-yl, 4H-1 ,4-Thiazin^yl, 1 ,4- , 
Dihydropyridazin-1-yl, 1 ,4-.=^ihydropyrazin-1-yl. 1 ,2-Dihydropyrazin-1-yl, 1,4- 

20 Dihydropyrimidin-1-yl oder 3,4-Dihydropyrimidin-3-yl; 

C-gebundene, 6-gliedrige, aromatische Ringe wie: 

Pyridin-2-yl. Pyridin-3-yl, Pyridin^-yl, Pyridazin-3-yl, Pyridazin-4-yl, Pyrimi- 
din_2-yl, Pyrimidin-4-yl, Pyrimidin-5-yi, Pyrazin-2-yl, 1,3,5-Triazin-2-yi, 
25 1,2,4-Triazin-3-yi. 1 ,2,4-Triazin-5-yl, 1 ,2,4-Triazin-6-yl, 1 ,2,4,5-Tetrazin-3- 

yi; 

wobei mit einem ankondensierten Phenylring oder mit einem Cg-Ce^Carboxyclus 
Oder mit einem weiteren 5- bis 6-gliedrigen Heterocyclus ein bicyclisclies 
30 Ringsystem ausgebildet werden l<ann. 

Alle Plienyiringe bzw. Heterocyclylreste sowie alle Phenyikomponenten in Plie- 
nyi_Ci-C6-alkyl, Phenyicarbonyl, Phenyicarbonyl-Ci-Ce-aikyI, Plienoxycarbo- 
nyl, Phenylaminocarbonyl, Phenylsulfonylaminocarbonyl, N-(Ci-C6-AIkyl)-N- 

35 phenylaminocarbonyl und Phenyl-d-Ce-alkylcarbonyl. und alle Heterocyclylkom- 

ponenten in Heterocyclyl-Ci-Ce-alkyl. Heterocyclylcarbonyl, Heterocyclylcarbo- 
ny|_Ci-C6-alkyl, Heterocyclyloxycarbonyl, Heterocyclylamlnocarbonyl, Hetero- 
cyclylsulfonylaminocarbonyl. N-(Ci-C^AIkyl)-N-heterocyclyiaminocarbonyl und 
Heterocyclyl-Ci-Ce-alkylcarbonyl sind, soweit nicht anders angegeben, vorzugs- 

40 weise unsubstituiert oder tragen ein bis drei Halogenatome und/oder eine Nitro- 
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gruppe, einen Cyanorest und/oder einen oder zwei Methyl- Trifluormethyl-, Me- 
thoxy- Oder Trifluormethoxysubstituenten. 



In einer besonderen Ausfuhrungsform haben die Variabien der Verbindungen der 
Formel I folgende Bedeutungen, wobei diese fQr sich allein betrachtet als auch in 
Kombination miteinander besondere Ausgestaltungen der Verbindungen der Formel I 
darstellen: 

Bevorzugt sind die benzoyisubstituierten Plienylalanin-Amide der Formel I, in der 

Halogen, Ci-C4-Alkyl oder Ci-Ce-HalogenalkyI; 

besonders bevorzugt Halogen oder Ci-Cs-HalogenalkyI; 

insbesondere bevorzugt Halogen oder Ci-C4-Halogenalkyl; 

aulierordentiich. bevorzugt Fluor, Chlor oder CF3; 
bedeutet. 



Ebenso bevorzugt sind dif^^benzoyisubstituierten Phenylalanin-Amide der Fomnel I, ii 

der 4 

und R^ unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Halogen, Ci-C4-Alkyl oder Ci-Ce-HalogenalkyI; 

sehr bevorzugt Wasserstoff, Halogen oder Ci-Ce-HalogenalkyI; 

besonders bevorzugt Wasserstoff , Halogen oder Ci-C4-Halogenatkyl; 

insbesondere bevorzugt Wasserstoff, Fluor, Chior oder CF3; 

aulierordentiich bevorzugt Wasserstoff, Fluor oder Chlor; 

sehr aulierordentiich bevorzugt Wasserstoff oder Fluor; 
bedeuten. 



Ebenso bevorzugt sind die benzoyisubstituierten Phenylalanin-Amide der Fonnei I. ii 
der 

R"* Wasserstoff, Halogen, Ci-C4-Alkyl oder Ci-C4-Halogenalkyl; 

besonders bevorzugt Wasserstoff, Halogen oder Ci-C4-Alkyl; 

insbesondere bevorzugt Wasserstoff oder Halogen; 

aulierordentiich bevorzugt Wasserstoff; 
bedeutet. 



BASF-Aktiengesellschaft 



20030938 



PF 55200 DE 



21 

Ebenso bevorzugt sind die benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amide der Formei I, in 
der 

Wasserstoff; und 
Wasserstoff oder Hydroxy; 
5 besonders bevorzugt Wasserstoff; 

bedeuten. 

Ebenso bevorzugt sind die benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amide der Formei 1. in 
10 der 

r7 Ci-Ce-Alkyi oder Ci-C6"Haiogenall<yl; 
besonders bevorzugt Ci-C6-AII<yl; 
insbesondere bevorzugt Ci-C4-Allcyl; 
auBerordentiich bevorzugt CH3; 
15 bedeutet 

Ebenso bevorzugt :Cf5i3d die benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amide der Formei I, in 
der 

20 R® OR^^ Oder SR^®; 

besonders bevorzugt OR''^; 
bedeutet. 

25 Ebenso bevorzugt sind die benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amide der Formei I, in 
der 

R« OR^^ Oder NR^^R^^ 

besonders bevorzugt NR^^R^®; 
bedeutet. 

30 

Ebenso bevorzugt sind die benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amide der Formei I, in 
der 

R« SR^^ Oder NR^^R^®; 
35 besonders bevorzugt SR^®; 

bedeutet. 



Ebenso bevorzugt sind die benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amide der Formei I, in 
40 der 
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Wasserstoff oder Ci-C4-AIkyl; 
bevorzugt Wasserstoff oder CH3; 
insbesondere bevorzugt Wasserstoff; 
bedeutet. 

5 

Ebenso bevorzugt sind die benzoylsubstltuierten Phenylalanin-Amide der Formel I, in 
der 

R'^° Wasserstoff, Halogen, d-Ce-Alkyl, Hydroxy oder Ci-Ce-Alkoxy; 
10 besonders bevorzugt Wasserstoff, Halogen oder CrCe-Alkyl; 

insbesondere bevorzugt Wasserstoff, Halogen oder Ci-C4-Alkyl; 

auBerordentlich bevorzugt Wasserstoff, Fluor oder CH3; 
bedeutet. 



Ebenso bevorzugt sind die benzoylsubstltuierten Phenylalanin-Amide der Forme! I, in 
der 

R^^ Wassfr^r^toff, Halogen, Ci-C6-Alkyl oder Ci-Ce-HalogenalkyI; 

besonr^^TS bevorzugt Wasserstoff, Halogen oder Ci-Ce-AlkyI; 
20 insbesonders bevorzugt Wasserstoff, Halogen oder Ci"-C4-Alkyl; 

auRerordenrlich bevorzugt Wasserstoff oder Halogen; 

sehr aulierordentlich bevorzugt Wasserstoff, Fluor oder Chlor; 
bedeutet. 



25 Ebenso bevorzugt sind die benzoylcarbonyl-substituierten Phenylalanin-Amide der 
Formel i, in der 

R^^, R^^ und R^^ jeweils unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Halogen, Cyano, Ci-C4-Alkyl oder Ci-C4-Halogenalkyl; 

besonders bevorzugt Wasserstoff, Halogen oder Cyano; 
30 insbesondere bevorzugt Wasserstoff, Fluor oder Chlor; 

aufierordentlich bevorzugt Wasserstoff; 
bedeuten. 



Ebenso bevorzugt sind die benzoylcarbonyl-substituierten Phenylalanin-Amide der 
35 Fomnel I, in der 

R''^, R^^ und R^^ jeweils unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Ci-Cg-Alkyl, Cs-Cg-Alkenyl, Ca-Ce-Alkinyi, d-Ce-Alkylcarbonyl, C2- 
Ce-Alkenylcarbonyi, Ca-Ce-Cycloalkylcarbonyl, CrCe-AIkoxycarbonyl, Ci-Ce- 
Alkylaminocarbonyl, Ci-Ce-AlkylsulfonylaminoGarbonyl, Di-(Ci-C6-alkyl)- 
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aminocarbonyl, N-(Ci-C6-Alkoxy)-N-(Ci-C6-alkyl)-aminocarbonyl, Di-(CrC6-alkyl)- 
aminothicarbonyl, Ci-Ce-Alkoxyimino-CrCe-alkyI, 

wobei die genannten Alkyl, CycloalkyI- und Alkoxyreste partiell oder vollstandig 
halogeniert sein konnen und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen 
konnen: Cyano, Hydroxy, Ca-Ce-Cycloalkyl, Ci-CMIkoxy, d-CMlkylthio, Di-(Ci- 
C4-alkyl)-amino, Ci-C4-Aikylcarbonyi, Hydroxycarbonyi, Ci-C4-Alkoxycarbonyl, 
Aminocarbonyl, Ci-C4-Alkylamlnocarbonyl, DI-(Ci-C4-alkyi)-aminocarbonyl, 
Oder CrC4-Alkylcarbonyloxy; 

Phenyl, Phenyl-Ci-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl, Phenylcarbonyl-Ci-Ce-alkyl, Phenyl- 
sulfonyiaminocarbonyl oder Phenyl-CrCe-aikylcarbonyl, 

wobei der Phenyirest der 6 letztgenannten Substituenten partiell oder vollstandig 
halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-HaiogenaIkyl, Ci-C4-Alkoxy oder C1-C4- 
Halogenalkoxy; oder 

.:^;esonders bevorzugt Wasserstoff, Ci-Ce-AlkyI, Ca-Ce-Alkenyl, Ca-Ce-Alkinyl, Ci- 
Ce-Alkylcarbonyl, Cz-Ce-Alkenytcarbonyl, Ci-Cs-Alkpxycarbonyl, Ci-Ce- 
Alkylsulfonylaminocarbonyl, Di-(Ci-C6-alkyl)-aminocarbonyl, N-(Ci-C6-Alkoxy)-N- 
(Ci-Ce-alkyO-aminocarbonyl oder Di-(Ci-C6-alkyI)-aminothiocarbonyl, 
wobei die genannten Alkyl- oder Alkoxyreste partiell oder vollstandig halogeniert 
sein konnen und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen konnen: Cya- 
no, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkoxycarbonyl, Ci-C4-Alkylaminocarbonyl, Di-(Ci-C4- 
alkyI)-aminocarbonyl oder Ci-C4-Alkylcarbonyloxy; 

Phenyl-Ci-Ce-alkyi, Phenylcarbonyl, Phenylcarbonyl-Ci-Ce-alkyI, Phenylsulfonyl- 
aminocarbonyl oder Phenyl-Ci-Cfi-alkylcarbonyl, 

wobei der Phenylring der 5 letztgenannten Substituenten partiell oder vollstandig 
halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, Ci-C4-Alkoxy oder C1-C4- 
Halogenoxy; oder 

SOzR'^ 

insbesondere bevorzugt Wasserstoff, Ci-Ce-AlkyI, Ca-Ce-Alkenyl, Cg-Ce-Alkinyl, 
Ci-Ce-Alkyl-carbonyl, Ca-Cs-Alkenyicarbonyl, Ci-Cs-Alkoxycarbonyl, Dl-{Ci-C6- 
alkyl)-amino-carbonyl, N-(Ci-C5-Alkoxy)-N-(Ci-C6-alkyI)-aminocarbonyl, Di-(Ci- 
Ce-alkyO-aminothiocarbonyl, Phenyl-Ci-Ce-alkyI, Phenylcarbonyl. Phenylcarbonyl- 



BASF-Aktiengesellschaft 



20030938 



PF 55200 DE 



24 

d-Ce-alkyl Oder Phenyl-Ci-Ce-alkylcarbonyl wobei der Phenylring der 4 letztge- 
nannten Substituenten partiell oder vollstandig halogeniert sein kann und/oder 
eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano, CrC4-Alkyl, Ci- 
C4-Halogenalkyl, Ci-C4-Alkoxy oder Ci-C4-Halogen-alkoxy; oder 

5 

SO2R''; 
bedeuten. 

Ebenso bevorzugt sind die benzoylcarbonyl-substituierten Phenylalanin-Amide der 

10 Forme! 1, in der 

R^^, R^^ und r" jeweils unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Ci-C6-Aikyi, Ca-Ce-Alkenyl, Cg-Ce-Alkinyl, d-Ce-Alkylcarbonyl, 
Ca-Ce-Alkenylcarbonyl, Ca-Ce-Cycloalkylcarbonyl, Ci-Ce-Alkoxycarbonyl. C1-C6- 
Alkylaminocarbonyl, Dl-(Ci-C6-alkyI)-amlnocarbonyl, N-(Ci-C6-Aikoxy)-N-(Ci-C6- 

15 alkyl)-aminocarbonyl. Di-(Ci-C6-aikyi)-aminotliiocarbonyl, Ci-Ce-Alkoxyimino- 

Ci-Ce-alkyl. wobei die genannten Alky!-, CycloalkyI- oder Aikoxyreste partiell 
Oder vollstandig halogeniert sein konnen und/oder eine bis drei der folgenden 
Gruppen tragen konnen: 
Cyano. Hydroxy, Ca-Ce-Cycloalkyl, GrC4-Alkoxy, CrC4-AlkyIthio. Di-(Ci-C4-alkyl)- 

20 amino, CrG4-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl. Aminocar- 

bonyl, Ci-C4-Alkylaminocarbonyl. Di-(Gi-C4-alkyl)-aminocarbonyl oder C1-C4- 
Aikylcarbonyloxy; oder 



25 bedeuten. 

Ebenso bevorzugt sind die benzoylcarbonyl-substituierten Phenylalanin-Amide der 
Formel I, In der R^^ und r" jeweils unabhSngig voneinander 

Wasserstoff, Gi-Ce-AIkyI, Ca-Cr-Alkenyl, Ca-Ce-Alklnyl. Gi-Ge-Alkylcarbonyi. Ci- 
30 Ce-Alkoxycarbonyl, Gi-Ge-Alkylaminocarbonyl, Di-(Gi-G6-alkyl)-aminocarbonyl, 

N-(Gi-C6-Alkoxy)-N-(Gi-G6-alkyl)-amino-carbonyl, 

wobei die genannten Alkyl-.und Aikoxyreste partiell oder vollstandig halogeniert 
sein k6nnen und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kOnnen: 
Cyano, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkylaminocarbonyl oder Di-(Ci-C4-alkyl)- 
35 aminocart)onyl; 

Phenyl-d-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl, Phenylcarbonyl-Ci-Ce-alkyI, Phenylamino- 
carbonyl, N-(Ci-C6-Alkyl)-N-(phenyl)-amlnocarbonyl oder Heterocyclylcarbonyl, 
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wobei der Phenyl- und der Heterocyclylrest der 6 letztgenannten Substituenten 
partiell oder vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der folgen- 
den Gruppen tragen kann: Cyano, CrC4-Alkyl oder Ci-C4-Halogenalkyl; oder 

5 SOzR'^; 

besonders beyorzugt Wasserstoff . Ci-C4-Alkyl, C3-C4-Alkenyl, C3-C4-Alkinyl, 
Ci-C4-Alkylcarbonyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl, Ci-C4-Alkylaminocarbonyl, Di- 
(Ci-C4-alkyl)-aminocarbonyl, N-(Ci-C4-Alkoxy)-N-(CrC4-alkyI)-aminocarbonyl, 
1 p wobei die genannten Alkyi-,und Aikoxyreste partiell oder vollstandig halogeniert 

sein konnen und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kdnnen: 
Cyano, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkylaminocarbonyl oder Di-(CrC4-alkyl)- 
aminocarixjnyl; 

15 Phenyl-Ci-C4-alkyl. Phenylcarbonyl, Phenylcarbonyl-Ci-C4-alkyl, Phenylamino- 

carbonyl, N-(Ci-C4-Alkyl)-N-(phenyl)-aminocarbonyl oder Heterocyclylcarbonyl, 
wobei der Phenyl- und der Heterocyclylrest der 6 letztgenannten Substituenten 
partiell oder vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der folgerf- 
den Gruppen tragen kann: Cyano, Ci-C4-Alkyl oder Ci-C4-Halogenalkyl; oder ^ 



20 



Insbesondere bevorzugt Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl, wobei der genannte Alkyl- 
rest partiell oder vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der fol- 
25 genden Gruppen tragen kann: 

Cyano, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkylamino-carbonyl oder Di-(Ci-C4-alkyl)- 

aminocarbonyl; 

Phenyl-Ci-C4-alkyt, Phenylcarbonyl, Phenylcarbonyl-Ci-C4-alkyl, Phenylamino- 
30 carbonyl, N-(Ci-C4-Alkyl)-N-(pheny!)-aminocarbonyl oder Heterocyclylcarbonyl. 

oder 

bedeuten. 

35 

Ebenso bevorzugt slnd die benzoylcarbonyl-substituierten Phenylalanin-Amide der 
Formel I, in der 

R^^ Wasserstoff, Ci-Ce-Alkylcarbonyl, Ci-Ce-Alkoxycarbonyl, Ci-Cg- 

Alkylaminocarbonyl, Di-(Ci-C6-alkyl)-anninocarbonyl oder N-(Ci-C6-Alkoxy)-N-(Ci- 
40 C6-alkyl)-amino-carbonyl, 
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wobei die genannten Alkyl- und Alkoxyreste partiell oder vollstandig halogeniert 
sein konnen und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen konnen: Cya- 
no Oder Ci-C4-Alkoxy; 

5 besonders bevorzugt Wasserstoff, CrC4-Alkylcarbonyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl, 

CrC4-Aikylamlnocarbonyl, Di-(Ci-C4-alkyl)-aminocarbonyl oder N-(CrC4- 
Alkoxy)-N-(CrC4-alkyl)-aminocarbonyl, 

wobei die genannten Alkyl-,und Alkoxyreste partiell oder vollstandig halogeniert 
sein konnen und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen konnen: Cya- 
10 no Oder Ci-C4-Alkoxy; 

insbesondere bevorzugt Wasserstoff. Ci-C4-AIky[carbonyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl, 
Ci-C4-Alkylaminocarbonyl, DI-(Ci-C4-alkyl)-amlnocarbonyl, N-(Ci-C4-Alkoxy)-N- 
(Ci-C4-alkyl)-aminocarbonyl, 
15 . bedeutet. 

Ebenso bevorzugt sind die benzoylcarbohyl-substituierten Phenylalanin-Amide der 
Formel I, in der 

R^® Wasserstoff, Ci-Ce-AlkyI, Ca-Ce-CycloalkyI, Ca-Ce-Alkenyl oder Ca-Ce-Alitinyl, 
20 wobei die 4 letztgenannten Reste partiell oder vollstandig halogeniert sein k5n- 

nen und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen konnen: 
Cyano, Hydroxy, Cs-Ce-CycloalkyI, CrC4-Alkoxy, Ci-C4-Alkylthio, Di-(Ci-C4-alkyl)- 
amino, Ci-C4-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl, Aminocar- 
bonyl, Ci-C4-Alkylaminocarbonyl, Di-(Ci-C4-alkyl)-aminocarbonyl oder CrC4- 
25 Alkylcarbonyloxy; 

Phenyl oder Phenyl-Ci-Ce-alkyI, wobei der Phenylring der 2 letztgenannten Sub- 
stituenten partiell oder vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine bis drei 
der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4- 
30 HalogenalkyI, Ci-C4-Alkoxy oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 

besonders bevorzugt Wasserstoff, Ci-Ce-AlkyI, Ca-Ce-Alkenyl oder Ca-Ce-Alkinyl, 
wobei die 3 genannten Reste partiell oder vollstandig halogeniert sein kdnnen 
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen konnen: 
35 Cyano, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-AlkoxyGarbonyl, Ci-C4-AlkyIaminocarbonyl, Di-(Ci- 

C4-alkyl)-aminocarbonyl oder CiTC4-Alkylcarbonyloxy; 

Phenyl oder Phenyl-Ci-C4-alkyl, wobei der Phenylring der 2 letztgenannten Sub- 
stituenten partiell oder vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine bis drei 
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der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4- 
Halogenalkyl, Ci-CMlkoxy oder Cr C4-Halogenaloxy; 

insbesondere bevorzugt Wasserstoff oder Ci-Ce-AlkyI, wobei der Alkylrest partiell 
Oder vollstSndig haolgeniert sein kann; 

Phenyl oder Phenyl-Ci-C4-aIkyl, wobei der Phenylring der 2 letztgenannten Sub- 
stituenten partiell oder vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine bis drei 
der folgenden Gruppen tragen kann: Cyano, Ci-C4-Alkyl oder C1-C4- 
Halogenalkyl; 
bedeutet, 

Ebenso bevorzugt sind die benzoylcarbonyl-substituierten Phenylalanin-Amide der 
Formel I, in der 

R^® Ci-Ce-AIkyI, Ci-Ce-HalogenalkyI oder Phenyl, wobei der Phenylrest partiell oder 
teilweise halogeniert sein kann und/oder durch Ci-C4-Alkyl substituiert sein kann; 
besonders bevorzugt CrC4-Alkyl, Ci-C4"Halogenalkyl oder Phenyl; 
insbesondere bevorzugt Methyl, Trifluormethyl oder Phenyl. 

bedeutet. 

Ebenso bevorzugt sind die benzoylcarbonyl-substituierten Phenylalanin-Amide der 
Formel 1, in der 

und R^ Wasserstoff; 
R^ Ci-C4-Alkyl, 

besonders bevorzugt CH3; 
R^ Wasserstoff; 

R^° Wasserstoff, Halogen, Cyano oder Ci-C4-Alkyl. 

besonders bevorzugt Wasserstoff, Fluor oder CH3; 
R^"* Wasserstoff. Halogen oder Cyano, 

besonders bevorzugt Wasserstoff, Fluor oder Chlor; 
R''^, R*^^ und R^"^ unabhangig voneinander Wasserstoff, Fluor oder Chlor, 

besonders bevorzugt Wasserstoff; 
R^^ und R^^ unabhangig voneinander Wasserstoff , Ci-C4-Alkylcarbonyl, C1-C4- 

Alkylaminocarbonyl, Di-(Ci-C4-Alkyl)-aminocarbonyl, Phenylaminocarbonyl, 

N-(C1-C4-alkyl)-N-(phenyI)-aminocarbonyI. SO2CH3 oder S02(C6H5); 
R'^^ Wasserstoff, Ci-C4-Alkylcarbonyl, Ci-C4-Alkylaminocarbonyl, Di-(Ci-C4- 

Alkyl)-aminocarbonyl, Phenylaminocarbonyl, N-(Ci-C4-alkyl)-N-(phenyl)- 

aminocarbonyl; und 
R^^ Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 

bedeuten. 
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AuRerordentlich bevorzugt sind die .Verbindungen der Formel l.a.1 (entspricht Formel I 
mit R^= F; R^ R^ R^ R^ R^ R^ R^^ R^* = H; R^ = CH3). insbesondere die Verbindun- 
gen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1.558 derTabelle 1, wobei die Definitionen der Variablen 
R^ bis R^^ nicht nur in Kombination miteinander sondern aucli jeweils fur sich allein 
betrachtet fQr die erfindungsgemaRen Verbindungen eine besondere Rolie spielen. 

P,11 




l.a.1 



Tabelle 1 



Nr. 


R» 






R^" 


l.a.1.1 


OH 


H 


H 


H 


l.a.1.2 


OH 


H 


H 


F 


l.a.1.3 


OH 


H 


F 


H 


l.a.1.4 


OH 


H 


F 


F 


l.a.1.5 


OH 


H 


CI 


H 


l.a.1.6 


OH 


H 


CI 


F 


l.a.1. 7 


OH 


F 


H 


H 


l.a.1. 8 


OH 


F 


H 


F 


l.a.1.9 


OH 


F 


F 


H 


l.a.1. 10 


OH 


F 


F 


F 


l.a.1. 11 


OH 


F 


CI 


H 


l.a.1. 12 


OH 


F 


CI 


F 


l.a.1. 13 


OH 


CH3 


H 


H 


l.a.1. 14 


OH 


CH3 


H 


F 


l.a.1. 15 


OH 


CHa 


F 


H 


l.a.1. 16 


OH 


CH3 


F 


F 


l.a.1. 17 


OH 


CH3 


CI 


H 


l.a.1. 18 


OH 


CH3 


CI 


F 


l.a.1. 19 


0C(0)CH3 


H 


H 


H 


l.a.1.20 


0C(0)CH3 


H 


H 


F 
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Nr. 


R" 




R" 


?iT2 

R'^ 


I.a.1.21 


0C(0)CH3 


H 


F 


H 


l.a.1.22 


0C(0)CH3 


H 


F 


F 


l.a.1.23 


OC(0)CH3 


H 


CI 


H 


l.a.1.24 


0C(0)CH3 


H 


CI 


F 


La. 1.25 


0C(0)CH3 


F 


H 


H 


l.a.1.26 


0C(0)CH3 


F 


H 


F 


l.a.1.27 


0C(0)CH3 


F 


F 


H 


l.a.1.28 


0C(0)CH3 


F 


F 


F 


l.a.1.29 


0C(0)CH3 


F 


CI 


H 


l.a.1.30 


0C(0)CH3 


F 


CI 


F 


l.a.1.31 


0C(0)CH3 


CH3 


H 


H 


l.a.1.32 


0C(0)CH3 


CH3 


H 


F 


l.a.1.33 


0C(0)CH3 


CH3 


F 


H 


l.a.1.34 


0C(0)CH3 


CH3 


F 


F 


l.a.1.35 


0C(0)CH3 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.36 


0C(0)CH3 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.37 


OC(0)fertC4H9 


H 


H 


H 


l.a.1.38 


OC(0)fertC4H9 


' H 


H 


F 


l.a.1.39 


OC(0)fertC4H9 


H 


F 


H 


1. a. 1.40 


OC(0)fe/fC4H9 


H 


F 


F 


l.a.1.41 


OC(0)ferfC4H9 


H 


CI 


H 


l.a.1.42 


OC(0)fertC4H9 


H 


CI 


F 


l.a.1.43 


OC(0)fertC4H9 


F 


H 


H 


l.a.1.44 


OC(0)fertC4H9 


F 


H 


F . 


l.a.1.45 


OC(0)feAfC4H9 


F 


F 


H 


l.a.1.46 


OC(0)fe/tC4H9 


F 


F 


F 


I.e. 1.47 


OC(0)feAtC4H9 


F 


CI 


H 


1. a. 1.48 


OC(0)feAtC4H9 


F 


CI 


F 


l.a.1.49 


OC(0)ferfC4H9 


CH3 


H 


H 


l.a.1.50 


OC(0)fertC4H9 


CH3 


H 


F 


l.a.1.51 


OC(0)fertC4H9 


CH3 


F 


H 


1. a. 1.52 


OC(0)te/fC4H9 


CH3 


F 


F 


1. a. 1.53 


OC(0)ferfC4H9 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.54 


OC(0)fertC4H9 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.55 


0C(0)NH(CH3) 


H 


H 


H 


1. a. 1.56 


0C(0)NH(CH3) 


H 


H 


F 


1. a. 1.57 


0C(0)NH(CH3) 


H 


F 


H 


l.a.1.58 


0C(0)NH(CH3) 


H 


F 


F 
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Nr. 


R° 




R" 


R'^ 


I.a.1.59 


0C(0)NH(CH3) 


H 


CI 


H 


l.a.1.60 


0C(0)NH(CH3) 


H 


CI 


F 


l.a.1.61 


0C(0)NH(CH3) 


F 


H 


H 


l.a.1.62 


0C(0)NH(CH3) 


F 


H 


F 


1. a. 1.63 


0C(0)NH(CH3) 


F 


F 


H 


I.a.1.64 


0C(0)NH(CH3) 


F 


F 


F 


l.a.1.65 


0C(0)NH(CH3) 


F 


CI 


H 


La. 1.66 


0C(0)NH(CH3) 


F 


CI 


F 


1. a. 1.67 


0C(0)NH(CH3) 


CHs 


H 


H 


l.a.1.68 


0C(0)NH(CH3) 


CHa 


H 


F 


l.a.1.69 


0C(0)NH(CH3) 


CH3 


F 


H 


l.a.1.70 


0C(0)NH(CH3) 


CH3 


F 


F 


l.a.1.71 


0C(0)NH(CH3) 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.72 


0C(0)NH(CH3) 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.73 


0C(0)NH(C6Hs) 


H 


H 


H 


l.a.1.74 


OC(0)NH(C6H5) 


H 


H 


F 


l.a.1.75 


oc(0)NH(C6H5) 


H 


F 


H 


l.a.1.76 


OC(0)NH(C6H5) 


H 


F 


F 


I.a.1.77 


OC(0)NH(C6H5) 


H 


CI 


H 


l.a.1.78 


OC(0)NH(C6H5) 


H 


CI 


F 


l.a.1.79 


0C(0)NH(C6Hs) 


F 


H 


H 


l.a.1.80 


OC(0)NH(C6H5) 


F 


H 


F 


l.a.1.81 


OC(0)NH(C6H5) 


F 


F 


H 


l.a.1.82 


OC(0)NH(C6H5) 


F 


F 


F 


l.a.1.83 


OC(0)NH(C6H5) 


F 


CI 


H 


1. a. 1.84 


OC(0)NH(C6H5) 


F 


CI 


F 


1. a. 1.85 


OC(0)NH(C6H5) 


CH3 


H 


H 


l.a.1.86 


OC(0)NH(C6H5) 


CH3 


H 


F 


l.a.1.87 


OC(0)NH(C6H5) 


CH3 


F 


H 


l.a.1.88 


OC(0)NH(C6H5) 


CH3 


F 


F 


l.a.1.89 


OC(0)NH(C6H5) 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.90 


OC(0)NH(C6H5) 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.91 


OC(0)N(CH3)2 


H 


H 


H 


l.a.1.92 


OC(0)N(CH3)2 


H 


H 


F 


l.a.1.93 


OC(0)N(CH3)2 


H 


F 


H 


l.a.1.94 


OC(0)N(CH3)2 


H 


F 


F 


l.a.1.95 


OC(0)N(CH3)2 


H 


CI 


H 


l.a.1.96 


OC(0)N(CH3)2 


H 


CI 


F 
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Nr. 






R" 


R'^ 


I.a.1.97 


OC(0)N(CH3)2 


F 


H 


H 


l.a.1.98 


OC(0)N(CH3)2 


F 


H 


F 


l.a.1.99 


OC(0)N(CH3)2 


F 


F 


H 


l.a.1.100 


OC(0)N(CH3)2 


F 


F 


F 


i.a.1.101 


OC(0)N(CH3)2 


F 


CI 


H 


l.a.1.102 


OC(0)N(CH3)2 


F 


01 


F 


l.a.1.103 


OC(0)N(CH3)2 


CH3 


H 


H 


l.a.1.104 


OC(0)N(CH3)2 


CH3 


H 


F 


l.a.1.105 


OC(0)N(CH3)2 


CH3 


F 


H 


l.a.1.106 


OC(0)N(CH3)2 


CH3 


F 


F 


l.a.1.107 


OC(0)N(CH3)2 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.108 


OC(0)N(CH3)2 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.109 


OC(0)N(CH3)(C6H5) • 


H 


H 


H 


I.a.1.110 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


H 


F 


l.a.1.111 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


F 


H 


l.a.1.112 


OC(0)N(CH3)(CeH5) 


H 


F 


F 


I.a.1.113 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


CI 


H 


l.a.1.114 


OC(0)N(CH3)(C6'H5) 


H 


CI 


F 


l.a.1.115 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


H 


H 


l.a.1.116 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


H 


F 


l.a.1.117 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


F 


H 


l.a.1.118 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


F 


F 


l.a.1.119 


OC{0)N(CH3)(C6H5) 


F 


CI 


H 


l.a.1.120 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


CI 


F 


l.a.1.121 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


H 


H 


l.a.1.122 


OC(0)N(CH3)(CeH5) 


CH3 


H 


F 


l.a.1.123 


PC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


F 


H 


l.a.1.124 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


F 


F 


l.a.1.125 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.126 


OC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


CI 


F 


i.a.1.127 


OSO2CH3 


H 


H 


H 


l.a.1.128 


OSO2CH3 


H 


H 


F 


La.1.129 


OSO2CH3 


H 


F 


H 


l.a.1.130 


OSO2CH3 


H 


F 


F 


l.a.1.131 


OSO2CH3 


H 


CI 


H 


l.a.1.132 


OSO2CH3 


H 


CI 


F 


l.a.1.133 


OSO2CH3 


F 


H 


H 


l.a.1.134 


OSO2CH3 


F 


H 


F 
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Nr. 


R" 




R" 


R^" 


I.a.1.135 


OSO2CH3 


F 


F 


H 


l.a.1.136 


OSO2CH3 


F 


F 


F 


l.a.1.137 


OSO2CH3 


F 


CI 


H 


l.a.1.138 


OSO2CH3 


F 


CI 


F 


l.a.1.139 


OSO2CH3 


CH3 


H 


H 


l.a.1.140 


OSO2CH3 


CHa 


H 


F 


l.a.1.141 


OSO2CH3 


CHs 


F 


H 


l.a.1.142 


OSO2CH3 


CH3 


F 


F 


l.a.1.143 


OSO2CH3 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.144 


OSO2CH3 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.145 


SH 


H 


H 


H 


l.a.1.146 


SH 


H 


H 


F 


l.a.1.147 


SH 


. H 


F 


H 


l.a.1.148 


SH 


H 


F 


F 


l.a.1.149 


SH 


H 


CI 


H 


I.e. 1.1 50 




H 


CI 


F 


l.a.1.151 


SH 


F 


H 


H 


l.a.1.152 


S^H 


F 


H 


F 


l.a.1.153 


SH 


F 


F 


H 


l.a.1.154 


SH 


F 


F 


F 


l.a.1.155 


SH 


F 


CI 


H 


l.a.1.156 


SH 


F 


CI 


F 


l.a.1.157 


SH 


CH3 


H 


H 


l.a.1.158 


SH 


CHs 


H 


F 


l.a.1.159 


SH 


CH3 


F 


H 


l.a.1.160 


SH 


CH3 


F 


F 


l.a.1.161 


SH 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.162 


SH 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.163 


SC(0)CH3 


H 


H 


H 


1. a. 1.1 64 


SC(0)CH3 


H 


H 


F 


l.a.1.165 


SC(0)CH3 


H 


F 


H 


l.a.1.166 


SC(0)CH3 


H 


F 


F 


l.a.1.167 


SC(0)CH3 


H 


CI 


H 


l.a.1.168 


SC(0)CH3 


H 


CI 


F 


l.a.1.169 


SC(0)CH3 


F 


H 


H 


l.a.1.170 


SC(0)CH3 


F 


H 


F 


l.a.1.171 


SC(0)CH3 


F 


F 


H 


l.a.1.172 


SC(0)CH3 


F 


F 
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Nr. 


R° 




R" 


R^^ 


l.a.1.173 


SC(0)CH3 


F 


CI 


H 


l.a.1.174 


SC(0)CH3 


F 


CI 


F 


l.a.1.175 


SC(0}CH3 


CHs 


H 


H 


I.a.1.176 


SC(0)CH3 


CHa 


H 


F 


l.a.1.177 


SC(0)CH3 


CHa 


F 


H 


l.a.1.178 


SC(0)CH3 


CHa 


F 


F 


l.a.1.179 


SC(0)CH3 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.180 


SC(0)CH3 


CHa 


CI 


F 


l.a.1.181 


SC(0)feAtC4H9 


H 


H 


H 


l.a.1.182 


SC(0)ferfC4H9 


H 


H 


F 


l.a.1.183 


SC(0)fertC4H9 


H 


F 


H 


l.a.1.184 


SC(0)fertC4H9 


H 


F 


F 


l.a.1.185 


SC(0)ferfC4H9 


H 


CI 


H 


l.a.1.186 


SC(0)fe/tC4H9 


H 


CI 


F 


l.a.1.187 


SC(0)fertC4H9 


F 


H 


H 


l.a.1.188 


.SC(0)fertC4H9 


F 


H 


F 


l.a.1.189 


'pC(0)feAfC4H9 


F 


F 


H 


l.a.1.190 


SC(0)fertC4H9 


F 


F 


F 


l.a.1.191 


SC(0)fertC4H9 


F 


CI 


H 


l.a.1.192 


SC(0)fertC4H9 


F 


CI 


F 


l.a.1.193 


SC(0)fertC4H9 


CH3 


H 


H 


l.a.1.194 


SC(0)fertC4H9 


CHa 


H 


F 


l.a.1.195 


SC(0)fertC4H9 


CHa 


F 


H 


l.a.1.196 


SC(0)feA<C4H9 


CHa 


F 


F 


l.a.1.197 


SC(0)ferfC4H9 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.198 


SC(0)fertC4H9 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.199 


SC(0)NH(CH3) 


H 


H 


H 


l.a. 1.200 


SC(0)NH(CH3) 


H 


H 


F 


I.a.1.201 


SC(0)NH(CH3) 


H 


F 


H 


l.a. 1.202 


SC(0)NH(CH3) 


H 


F 


F 


l.a. 1.203 


SC(0)NH(CH3) 


H 


CI 


H 


l.a. 1.204 


SC(0)NH(CH3) 


H 


CI 


F 


l.a. 1.205 


SC(0)NH(CH3) 


F 


H 


H 


l.a.1.206 


SC(0)NH(CH3) 


F 


H 


F 


l.a. 1.207 


SC(0)NH(CH3) 


F 


F 


1 1 

H 


l.a.1.208 


SC(0)NH(CH3) 


F 


F 


F 


La. 1.209 


SC(0)NH(CH3) 


F 


CI 


H 


l.a.1.210 


SC(0)NH(CH3) 


F 


CI 


F 
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R" 


R'^ 


I.a.1.211 


SC(0)NH(CH3) 


CH3 


H 


H 


l.a.1.212 


SC(0)NH(CH3) 


CH3 


H 


F 


I.a.l213 


SC(0)NH(CH3) 


CH3 


F 


H 


l.a.1.214 


SC(0)NH(CH3) 


CH3 


F 


F 


l.a.1.215 


SC(0)NH(CH3) 


CHs 


CI 


H 


l.a.1.216 


SC(0)NH(CH3) 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.217 


SC(0)NH(C6H5) 


H 


H 


H 


l.a.1.218 


SC(0)NH(C6H5) 


H 


H 


F 


l.a.1.219 


SC(0)NH(C6H5) 


H 


F 


H 


l.a.1.220 


SC(0)NH(C6H5) 


H 


F 


F 


l.a.1.221 


SC(0)NH(C6H5) 


H 


CI 


H 


l.a.1.222 


SC(0)NH(C6H5) 


H 


CI 


F 


l.a.1.223 


SC(0)NH(C6H5) 


F 


H 


H 


1. a. 1.224 


SC(0)NH(C6H5) 


F 


H 


F 


l.a. 1.225 


SC(0)NH(C6H5) 


F 


F 


H 


l.a.1.226 


SC(0)NH(C6H5) 


F 


F 


F ■ 


l.a.1.227 


1 SC(0)NH(C6H5) 


F 


CI 


H 


l.a. 1.228 


SC(0)NH(C6H5) 


F 


CI 


F 


l.a. 1.229 


SC(0)NH(C6H5) 


CH3 


H 


H 


l.a. 1.230 


SC(0)NH(C6H5) 


CH3 


H 


F 


l.a.1.231 


SC(0)NH(C6H5) 


CH3 


F 


H 


l.a. 1.232 


SC(0)NH(C6H5) 


CH3 


F 


F 


l.a. 1.233 


SC(0)NH(C6H5) 


CHa 


CI 


H 


l.a. 1.234 


SC(0)NH(C6H5) 


CHa 


CI 


F 


l.a.1.235 


SC(0)N(CH3)2 


H 


H 


H 


l.a.1.236 


SC(0)N{CH3)2 


H 


H 


F 


l.a.1.237 


SC(0)N(CH3)2. 


H 


F 


H 


i.a.1.238 


SC(0)N(CH3)2 


H 


F 


F 


l.a.1.239 


SC(0)N(CH3)2 


H 


CI 


H 


l.a.1.240 


SC(0)N(CH3)2 


H 


CI 


F 


i.a.1.241 


SC(0)N(CH3)2 


F 


H 


H 


l.a.1.242 


SC(0)N(CH3)2 


F 


H 


F 


1. a. 1.243 


SC(0)N(CH3)2 


F 


F 


H 


l.a.1.244 


SC(0)N(CH3)2 


F 


F 


F 


l.a.1.245 


SC(0)N(CH3)2 


F 


CI 


H 


La. 1.246 


SC(0)N(CH3)2 


F 


CI 


F 


l.a.1.247 


SC(0)N(CH3)2 


CH3 


H 


H 


l.a.1.248 


SC(0)N(CH3)2 


CH3 


H 


F 



BASF-Aktiengesellschaft 



20030938 



PF 55200 DE 



35 



Nr. 






R^' 


R'^ 


I.a. 1.249 


SC(0)N(CH3)2 


CH3 


F 


H 


1. a. 1.250 


SC(0)N(CH3)2 


CH3 


F 


F 


l.a.1.251 


SC(0)N(CH3)2 


CH3 


CI 


H 


I.a. 1.252 


SC(0)N(CH3)2 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.253 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


H 


H 


I.a. 1.254 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


H 


F 


l.a.1.255 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


F 


H 


i. a. 1.256 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


F 


F 


l.a. 1.257 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


CI 


H 


l.a.1.258 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


CI 


F 


l.a.1.259 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


H 


H 


l.a,1.260 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


H 


F 


l.a.1.261 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


F 


H 


l.a.1.262 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


F 


F 


l.a.1.263 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


CI 


H 


I.a. 1.264 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


CI 


F 


l.a.1.265 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


H 


H 


La. 1.266 


■-■ SC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


H 


F 


I.a. 1.267 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


F 


H 


I.a. 1.268 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


F 


F 


l.a.1.269 


SC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


CI 


H 


I.a. 1.270 


SC(0)N{CH3)(C6H5) 


CH3 


CI 


F 


I.a. 1.271 




H 


H 


H 


l.a.1.272 


NHa 


H 


H 


F 


I.a. 1.273 


NHa 


H 


F 


H 


l,a.1.274 


NH2 


H 


F 


F 


I.a. 1.275 


NH2 


H 


CI 


H 


I.a. 1.276 


NH2 


H 


CI 


F 


I.a. 1.277 


NH2 


F 


H 


H 


I.a. 1.278 


NH2 


F 


H 


F 


l.a.1.279 


NH2 


F 


F 


H 


l.a.1.280 


NH2 


F 


F 


F 


l.a.1.281 


NH2 


F 


CI 


H 


I.a. 1.282 


NH2 


F 


CI 


F 


I.a. 1.283 


NH2 


CH3 


H 


u 
n 


I.a. 1.284 


NH2 


CH3 


H 


F 


l.a.1.285 


NH2 


CH3 


F 


H 


I.a. 1.286 


NH2 


CH3 


F 


F 
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Nr. 


R° 








I.a.1.287 


NH2 


CH3 


CI 


H 


l.a. 1.288 


NH2 


CH3 


CI 


F 


1. a. 1.289 


NHC(0)CH3 


H 


H 


H 


l.a.1.290 


NHC(0)CH3 


H 


H 


F 


l.a.1.291 


NHC(0)CH3 


H 


F 


H 


l.a. 1.292 


NHC(0)CH3 


H 


F 


F 


l.a. 1.293 


NHC(0)CH3 


H 


CI 


H 


l.a. 1.294 


NHC(0)CH3 


H 


CI 


F 


l.a. 1.295 


NHC(0)CH3 


F 


H 


H 


l.a.1.296 


NHC(0)CH3 


F 


H 


F 


l.a.1.297 


NHC(0)CH3 


F 


F 


H 


l.a. 1.298 


NHC(0)CH3 


F 


F 


F 


l.a. 1.299 


NHC(0)CH3 


F 


CI 


H 


l.a. 1.300 


NHC(0)CH3 


F 


CI 


F 


l.a. 1.301 


NHC(0)CH3 


CH3 


H 


H 


l.a.1.302 , 


NHC(0)CH3 


CH3 


H 


F . 


l.a. 1.303 75 


NHC(0)CH3 


CH3 


F 


H 


l.a.1.304 


NHC(0)CH3 


CH3 


F 


F 


l.a. 1.305 


NHC(0)CH3 


CH3 


CI 


H 


l.a. 1.306 


NHC(0)CH3 


CH3 


CI 


F 


l.a. 1.307 


NHC(0)fertC4H9 


H 


H 


H 


l.a. 1.308 


NHC(0)fertC4H9 


H 


H 


F 


l.a. 1.309 


NHC(0)f©rtC4H9 


H 


F 


H 


l.a.1.310 


NHC(0)f©rtC4H9 


H 


F 


F 


l.a.1.311 


NHC(0)ferfC4H9 


H 


CI 


H 


l.a.1.312 


NHC{0)f©r«C4H9 


H 


CI 


F 


l.a.1.313 


NHC(0)ferfC4H9 


F 


H 


H 


l.a.1.314 


.NHC(0)fertC4H9 


F 


H 


F 


l.a.1.315 


NHC(0)iertC4H9 


F 


F 


H 


l.a.1.316 


NHC(0)fertC4H9 


F 


F 


F 


l.a.1.317 


NHC(0)fer#C4H9 


F 


CI 


H 


l.a.1.318 


NHC(0)ferfC4H9 


■ F 


CI 


F 


l.a.1.319 


NHC(0)f©rtC4H9 


CH3 


H 


H 


l.a. 1.320 


NHC(0)fe/tC4H9 


CH3 


H 


F 


l.a.1.321 


NHC{0)fertC4H9 


CH3 


F 


H 


l.a. 1.322 


NHC(0)fertC4H9 


CH3 


F 


F 


l.a.1.323 


NHC(0)ferfC4H9 


CH3 


CI 


H 


l.a. 1.324 


NHC(0)fertC4H9 


CH3 


CI 


F 
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R" 


R^^ 


I.a.1.325 


NHC(0)NH(CH3) 


H 


H 


H 


l.a.1.326 


NHC(0)NH(CH3) 


H 


H 


F 


1. a. 1.327 


NHC(0)NH(CH3) 


H 


F 


H 


1. a. 1.328 


NHC(0)NH(CH3) 


H 


F 


F 


l.a. 1.329 


NHC(0)NH(CH3) 


H 


CI 


H 


l.a. 1.330 


NHC(0)NH(CH3) 


H 


CI 


F 


l.a.1.331 


NHC(0)NH(CH3) 


F 


H 


H 


l.a. 1.332 


NHC(0)NH(CH3) 


F 


H 


F 


I.a.1.333 


NHC(0)NH(CH3) 


F 


F 


H 


l.a. 1.334 


NHC(0)NH(CH3) 


F 


F 


F 


l.a.1.335 


NHC(0)NH(CH3) 


F 


CI 


H 


l.a. 1.336 


NHC(0)NH(CH3) 


F 


CI 


F 


l.a. 1.337 


NHC(0)NH(CH3) 


CH3 


H 


H 


l.a.1.338 


NHC(0)NH(CH3) 


CH3 


H 


F 


l.a.1.339 


NHC(0)NH(CH3) 


CH3 


F 


H 


l.a.1,340 


NHC(0)NH(CH3) 


CH3 


F 


F 


I.a.1v341 


NHC(0)NH(CH3) 


CH3 


CI 


H 


l.a.1';342 


NHC(0)NH(CH3) 


CH3 


CI 


F 


l.a. 1.343 


NHC(0)NH(C6H5) 


H 


H 


H 


l.a. 1.344 


NHC(0)NH(C6Hg) 


H 


H 


F 


l.a.1.345 


NHC(0)NH(C6H5) 


H 


F 


H 


l.a. 1.346 


NHC(0)NH(C6H5) 


H 


F 


F 


1,3.1.347 


NHC(0)NH(C6H5) 


H 


CI 


H 


l.a. 1.348 


NHC(0)NH(C6H5) 


H 


CI 


F 


La. 1.349 


NHC(0)NH(C6H5) 


F 


H 


H 


l.a.1.350 


NHC(0)NH(C6H5) 


F 


H 


F 


l.a. 1.351 


NHC(0)NH(C6H5) 


F 


F 


H 


I.a.1.352 


NHC(0)NH(C6H5) 


F 


F 


F 


l.a.1.353- 


NHC(0)NH(C6H5) 


F 


CI 


H 


l.a.1.354 


NHC(0)NH(C6H5) 


F 


CI 


F 


l.a.1.355 


NHC(0)NH(C6H5) 


CH3 


H 


H 


1. a. 1.356 


NHC(0)NH(C6H5) 


CH3 


H 


F 


l.a.1.357 


NHC(0)NH(C6H5) 


CH3 


F 


H 


l.a.1.358 


NHC(0)NH(C6Hs) 


CH3 


F 


F 


l.a.1.359 


NHC(0)NH(C6H5) 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.360 


NHC(0)NH(C6H5) 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.361 


NHC(0)N(CH3)2 


H 


H 


H 


l.a.1.362 


NHC(0)N(CH3)2 


H 


H 


F 
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R" 


R^^ 


l.a.1.363 


NHC(0)N(CH3)2 


H 


F 


H 


1. a. 1.364 


NHC(0)N(CH3)2 


H 


F 


F 


l.a.1.365 


NHC(0)N(CH3)2 


H 


CI 


H 


1. a. 1.366 


NHC(0)N(CH3)2 


H 


CI 


F 


l.a.1.367 


NHC(0)N(CH3)2 


F 


H 


H 


l.a.1.368 


NHC(0)N(CH3)2 


F 


H 


F 


l.a. 1.369 


NHC(0)N(CH3)2 


F 


F 


H 


l.a.1.370 


NHC(0)N(CH3)2 


F 


F 


F 


l.a.1.371 


NHC(0)N(CH3)2 


F 


CI 


H 


l.a. 1.372 


NHC(0)N(CH3)2 


F 


CI 


F 


l.a. 1.373 


NHC(0)N(CH3)2 


CH3 


H 


H 


l.a. 1.374 


NHC(0)N(CH3)2 


CH3 


H 


F 


l.a. 1.375 


NHC(0)N(CH3)2 


CH3 


F 


H 


l.a. 1.376 


NHC(0)N(CH3)2 


CH3 


F 


F 


l.a. 1.377 


NHC(0)N(CH3)2 


CH3 


CI 


H 


l.a. 1.378 


NHC(0)N(CH3)2 


CH3 


CI 


F 


• l.a.1.379 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


H 


H 


l.a.1.380 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


H 


F 


l.a.1.381 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


F 


H 


l.a. 1.382 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


F 


F 


l.a. 1.383 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


CI 


H 


l.a.1.384 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


CI 


F 


l.a. 1.385 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


H 


H 


l.a.1.386 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


H 


F 


l.a. 1.387 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


F 


. H 


l.a. 1.388 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


F 


F 


l.a.1.389 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


CI 


H 


l.a.1.390 


. NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


CI 


F 


l.a.1.391 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


H 


H 


l.a. 1.392 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


H 


F 


l.a.1.393 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


F 


H 


l.a.1.394 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


F 


F 


l.a.1.395 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


CI 


H 


l.a. 1.396 


NHC(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.397 


NHSO2CH3 


H 


H 


H 


l.a. 1.398 


NHSO2CH3 


H 


H 


F 


l.a.1.399 


NHSO2CH3 


H 


F 


H 


l.a. 1.400 


NHSO2CH3 


H 


F 


F 
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R° 




R" 




I.a.1.401 


NHSO2CH3 


H 


CI 


H 


1. a. 1.402 


NHSO2CH3 


H 


CI 


F 


1. a. 1.403 


NHSO2CH3 


F 


H 


H 


1. a. 1.404 


NHSO2CH3 


F 


H 


F 


1. a. 1.405 


NHSO2CH3 


F 


F 


H 


l.a.1.406 


NHSO2CH3 


F 


F 


F 


1. a. 1.407 


NHSO2CH3 


F 


CI 


H 


l.a.1.408 


NHSO2CH3 


F 


CI 


F 


l.a. 1.409 


NHSO2CH3 


CH3 


H 


H 


l.a.1.410 


NHSO2CH3 


CH3 


H 


F 


l.a.1.411 


NHSO2CH3 


CH3 


F 


H 


l.a.1.412 


NHSO2CH3 


CH3 


F 


F 


l.a.1.413 


NHSO2CH3 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.414 


NHSO2CH3 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.415 


NH(CH3) 


H 


H 


H 


l.a.1.416 


NH(CH3) 


H 


H 


F. 


l.a.1.417 


NH(CH3) 


H 


F 




l.a.1.418 


NH(CH3) 


H 


, F 


p- 


l.a.1.419 


NH(CH3) 


H 


CI 


H 


I. a. 1.420 


NH(CH3) 


H 


CI 


F 


l.a.1.421 


NH(CH3) 


F 


H 


H 


l.a. 1.422 


NH(CH3) 


F 


H 


F 


l.a. 1.423 


NH(CH3) 


F 


F 


H 


l.a.1.424 


NH(CH3) 


F 


F 


F 


l.a.1.425 


NH(CH3) 


F 


CI 


H 


l.a.1.426 


NH(CH3) 


F 


CI 


F 


l.a.1.427 


NH(CH3) 


CH3 


H 


H 


l.a. 1.428 


NH(CH3) 


CH3 


H 


. F • 


l.a. 1.429 


NH(CH3) 


CH3 


F 


H 


l.a. 1.430 


NH(CH3) 


CH3 


F 


F 


l.a.1.431 


NH(CH3) 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.432 


NH(CH3) 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.433 


N(CH3)C(0)CH3 


H 


H 


H 


l.a. 1.434 


N(CH3)C(0)CH3 


H 


H 


F 


i.a.1.435 


N(CH3)C(0)CH3 


H 


F 


H 


l.a.1.436 


N(CH3)C(0)CH3 


H 


F 


F 


l.a. 1.437 


N(CH3)C(0)CH3 


H 


CI 


H 


l.a.1.438 


N(CH3)C(0)CH3 


H 


CI 


F 
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Nr. 






R" 




I.a. 1.439 


N(CH3)C(0)CH3 


F 


H 


H 


l.a.1.440 


N(CH3)C(0)CH3 


F 


H 


F 


1 l.a.1.441 


N(CH3)C(0)CH3 


F 


F 


H 


I.a. 1.442 


N(CH3)C(0)CH3 


F 


F 


F 


1 l.a.1.443 


N(CH3)C(0)CH3 


F 


CI 


H 


1 I.a. 1.444 


N(CH3)C(0)CH3 


F 


CI 


F ■ 


1 l.a.1.445 


N(CH3)C(0)CH3 


CH3 


H 


H 


1 I.a. 1.446 


N(CH3)C(0)CH3 


CH3 


H 


F 


1 I.a. 1.447 


N(CH3)C(0)CH3 


CH3 


F 


H 


1 i.a.1.448 


N(CH3)C(0)CH3 


CH3 


F 


F 


1 I.a. 1.449 


N(CH3)C(0)CH3 


CH3 


CI 


H 


I.a. 1.450 


N(CH3)C(0)CH3 


CH3 


CI 


F 


1 l.a.1.451 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


H 


H 


H 


1 I.a. 1.452 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


H 


H 


F 


1 I.a. 1.453 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


H 


F 


H 


1 I.a. 1.454 


N(CH3)C(0)fe/fC4H9 


H 


F , 


F 


1 I.a. 1.455 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


H 


CI I 


H 


1 I.a. 1.456 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


H 


CI " 


F 


1 l.a.1.457 


N(CH3)C(0)fe/tC4H9 


F 


H 


H 


1 I.a. 1.458 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


F 


H 


F 


1 I.a. 1.459 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


F 


F 


H 


1 I.a. 1.460 


N(CH3)C(0)ferfC4H9 


F 


F 


F 


1 l.a.1.461 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


F 


CI 


H 


1 I.a. 1.462 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


F 


CI 


F 


1 l.a.1.463 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


CH3 


H 


H 


1 La. 1.464 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


CH3 


H 


F 


1 I.a. 1.465 


N(CH3)C(0)ferfC4H9 


CH3 


F 


H 


1 I. a. 1.466 


N(CH3)C(0)fe/tC4H9 


CH3 


F 


F 


1 l.a.1.467 


N(CH3)C(0)?e/tC4H9 


CH3 


CI 


H 


1 l.a.1.468 


N(CH3)C(0)fertC4H9 


CH3 


CI 


F 


1 I.a. 1.469 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


H 


H 


H 


1 l.a.1.470 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


H 


H 


F 


1 l.a.1.471 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


H 


F 


H 


l.a.1.472 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


H 


F 


F 


I.a. 1.473 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


H 


CI 


n 


■l.a.1.474 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


H 


CI 


F 


1 1.8.1. 475 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


F 


H 


H 


1 l.a.1.476 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


F 


H 


F 
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Nr. 


R" 




R" 




I.a.1.477 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


F 


F 


H 


l.a.1.478 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


F 


F 


F 


1. a. 1.479 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


F 


CI 


H 


l.a. 1.480 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


F 


CI 


F 


l.a. 1.481 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


CH3 


H 


H 


l.a. 1.482 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


CH3 


H 


F 


l.a. 1.483 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


CH3 


F 


H 


l.a. 1.484 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


CH3 


F 


F 


l.a.1.485 


N(CH3)C(0)NH(CH3) 


CH3 


CI 


H 


l.a. 1.486 


N(CH3)C(0)NH{CH3) 


CH3 


CI 


F 


l.a. 1.487 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


H 


H 


H 


l.a. 1.488 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


H 


H 


F 


l.a.1.489 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


H 


F 


H 


I. a. 1.490 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


H 


F 


F 


l.a. 1.491 


N(CH3)e(0)NH(C6H5) 


H 


CI 


H 


l.a. 1.492 


N(CH3)C(0)NH(C6Hs) 


H 


CI 


F 


l.a. 1.493 


N(CH3)C(0)NH(C6Hs) 


F 


": H 


H 


l.a. 1.494 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


F 




F 


l.a. 1.495 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


F 


F 


H 


l.a. 1.496 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


F 


F 


F 


l.a. 1.497 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


F 


CI 


H 


l.a. 1.498 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


F 


CI 


F 


l.a.1.499 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


CH3 


H 


H 


l.a.1.500 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


CH3 


H 


F 


l.a.1.501 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


CH3 


F 


H 


1. a. 1.502 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


CH3 


F 


F 


l.a. 1.503 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


CH3 


CI 


H 


l.a. 1.504 


N(CH3)C(0)NH(C6H5) 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.505 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


H 


H 


H 


l.a.1.506 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


H 


H 


F 


l.a.1.507 


N{CH3)C(0)N(CH3)2 


H 


F 


H 


l.a.1.508 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


H 


F 


F 


1. a. 1.509 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


H 


CI 


H 


l.a.1.510 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


H 


CI 


F 


l.a.1.511 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


F 


H 


H 


l.a.1.512 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


F 


H 


F 


l.a.1.513 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


F 


F 


H 


l.a.1.514 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


F 


F 


F 
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Nr. 


R» 




R" 


R^^ 


I.a.1.515 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


F 


CI 


H 


l.a.1.516 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


F 


CI 


F 


l.a.1.517 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


CHs 


H 


H 


l.a.1.518 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


CHs 


H 


F 


l.a.1.519 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


CH3 


F 


H 


l.a.1.520 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


CH3 


F 


F 


l.a.1.521 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.522 


N(CH3)C(0)N(CH3)2 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.523 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6Hs) 


H 


H 




l.a.1.524 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


H 


F 


l.a.1.525 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


F 


H 


l.a.1.526 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


F 


F 


l.a.1.527 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


CI 


H 


I.e. 1.528 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


H 


CI 


F 


l;a.1.529 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


H 


H 


l.a.1.530 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


F. 


H 


F 


l.a.1.531 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


F", 


■F 


H 


l.a. 1.532 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


F 


F 


l.a.1.533 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


F 


CI 


H 


l.a. 1.534 


N(CH3)C(0)N{CH3)(C6H5) 


F 


CI 


F 


l.a.1.535 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


H 


H 


l.a.1.536 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


H 


F 


I.a.1.537 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


F 


H 


l.a. 1.538 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


F 


F 


l.a.1.539 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


CI 


H 


l.a.1.540 


N(CH3)C(0)N(CH3)(C6H5) 


CH3 


CI 


F 


l.a.1.541 


N(CH3)S02CH3 


H 


H 


H 


l.a.1.542 


N(CH3)S02CH3 


H 


H 


F 


l.a.1.543 


N(CH3)S02CH3 


H 


F 


H 


l.a.1.544 


N(CH3)S02CH3 


H 


F 


F 


l.a.1.545 


N(CH3)S02CH3 


H 


CI 


H 


l.a.1.546 


N(CH3)S02CH3 


H 


CI 


F 


l.a. 1.547 


N(CH3)S02CH3 


F 


H 


H 


La. 1.548 


N(CH3)S02CH3 


F 


H 


F 


l.a. 1.549 


N(CH3)S02CH3 


F 


F 


t 1 

H 


La. 1.550 


N(CH3)S02CH3 


F 


F 


F 


La.1.551 


N(CH3)S02CH3 


F 


CI 


H 


La.1.552 


N(CH3)S02CH3 


F 


CI 


F 
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Nr. 


R° 






R^^ - 


I.a. 1.553 


N(CH3)S02CH3 


CH3 


H 


H 


l.a. 1.554 


N(CH3)S02CH3 


CHs 


H 


F 


l.a.1.555 


N(CH3)S02CH3 


CH3 


F 


H 


l.a.1.556 


N(CH3)S02CH3 


CH3 


F 


F 


l.a.1.557 


N(CH3)S02CH3 


CH3 


CI 


H 


l.a. 1.558 


N(CH3)S02CH3 


CH3 


CI 


F 



Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Forme! I.a.2, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.2.1 bis l.a.2.558, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis i.a.1.558 dadurch unterschelden, daR R^ fOr 
CF3 steht. 

R^^ 









R^Y 




V 










0 





I.a.2 



CH, 



Ebenso aulierordentlioh bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.3, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.3. 1 bis l.a.3.558, die sich von den entsprechen- 
10 den Verbindungen der Formel l.a.1 .1 bis l.a.1 .558 dadurch unterschelden, dali R^ fQr 
CF3 und R^ fur Fluor steht. 



15 



F,C, 



RlH. 




y 


Rly 




H 






1 




0 





l.a.3 



Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.4, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.4. 1 bis l.a.4.558, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis I.a.1.558 dadurch unterschelden, dali R^ fur 
CF3 und R^ fur Chlor steht. 
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R^^ 








H 

1 






I 


o 



,12 



CH, 



l.a.4 



10 



Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.5, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.5.1 bis i.a.5.558, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a. 1.558 dadurch unterscheiden, daB fQr 
Chlor und fOr Fluor steht. 











Ria, 




CI 


R° . 


-U 

1 












O 



l.a.5 



Ebenso auBerordentiich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.6, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.6. 1 bis l.a.6.558. die sich von den entspreclien- 
den Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden, dali R^ und 
R^ fQr Chlor stehen. 



15 







o 


CI 




H 

1 












o 



ca 



l.a.6 



Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.7, insbeson- 
dere die Verbindungen der Forme! l.a.7. 1 bis l.a.7.558, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden, daU R^ fQr 
Chlor und R^ fQr Fluor steht. 
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y 






H 

1 








H 


O 





I.a.7 



CH, 



Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.8, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.8.1 bis l.a.8.558, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden. dad R1 fQr 
Chlor und sowie R^ fQr Fluor stehen. 




l.a.8 



Ebenso auRerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Fonmel I.a.9. insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.9.1 bis l.a.9.558. die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden, daB R und 
R^ fiir Chlor und R^ fQr Fluor steht. 

R^^ 




I.a.9 



Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel I. a. 10, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a. 1 0. 1 bis l.a. 1 0.558, die sich von den entspre- ^ 
chenden Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden. dali R 
1 5 und R^ fQr Chlor stehen. 
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10 




l.a.10 



Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.11, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.1 1 .1 bis [.a.1 1 .558, die sich von den entspre- 
clienden Verbindungen der Fomiel l.a.1.1 bis I. a. 1.558 dadurcli untersclieiden, dad 
und fur Clilor und R^ fQr Fluor stelien. 




l.a.11 



Ebenso aufterordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Forniel l.a.12, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.12.1 bis l.a.12.558. die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1. 558 dadurch untersclieiden. daS 
R"*, R^ und R^ fQr Chlor stehen. 




l.a.12 



Ebenso autierordentiich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.13, insbeson- 
dere die Verbindungen der Forme! I.a.13.1 bis l.a.13.558, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1. 558 dadurch unterscheiden, dali R^ 
15 fur Chlor und R^ fQr CF3 steht. 
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o 




H 

1 


•N 






o 



CH, 



l.a.13 



Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verblndungen der Formel l.a.14, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.14.1 bis l.a.14.558, die sicli von den entspre- 
chenden Verbindungen der Formel I. a. 1.1 bis I. a. 1.558 dadurch unterscheiden, dali 
fQr Chlor, fQr CF3 und R^ fQr Fluor steht. 



10 





Y 


y 










H 
1 


I V 






J H 


0 





CH, 



l.a.14 



Ebenso auBerordentiich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel I. a. 15, insbeson- 
dere die Verbindungen der Fonnel l.a.15.1 bis l.a.15.558, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen der Fomiel l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden, dafi R"* 
und R^ fur Chlor und R^ fQr CF3 stehen. 














H 

1 


Y 












0 





CH, 



l.a.15 



15 



Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.16, insbeson- 
dere die Verbindungen der Forme! 1. a. 16.1 bis I.a. 16.558, die sich von den entepre- 
chenden Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis I.a.1.558 dadurch unterscheiden, dad R^ 
fQr CF3 steht. 
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l.a.16 



Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel La. 17, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel I.a.17.1 bis l.a.17.558, die sicii von den entspre- 
chenden Verbindungen der Formei l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurcii untersclieiden, dali 
fur CFa und R' fOr Fiuor steht. 







Rll 






H 

1 


1 




H 


0 



l.a.17 



Ebenso auRerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Fomnel La. 18, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel La. 18.1 bis La. 18.558, die sicli von den entspre- 
chenden Verbindungen der Fonnel La.1.1 bis La.1.558 dadurcii unterscheiden, daS R^ 
far CF3 und R^ fiir Chlor steht. 




La.18 



15 



Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel La. 19, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel i.a.19.1 bis La.19.558, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen der Formel La.1.1 bis La.1.558 dadurch unterscfieiden, dafi R^ 
fQr CF3 und R^ fQr Fluor steht. 
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_8 








o "^-Y 




H 

1 




















O 





CH, 



1.3.19 



Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.20, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel [.a.20.1 bis l.a.20.558, die sich von den entspre- 
ciienden Verbindungen der Fomiel l.a.1.1 bis i.a.1.558 dadurcli untersclieiden, dali 
fDr CF3 und R^ sowie R^ fCir Fluor stehen. 



10 



'i 



r12. 






CP- 0 








H 

1 










0 





CH, 



i.a.20 



Ebenso auBerordentllcli bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.21, insbeson- 
dere die Verbindungen der Fonmel l.a.21.1 bis i.a.21.558, die sich von den entspre- 
ciienden Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis I.a.1.558 dadurch untersciieiden, daB R^ 
fiir CF3, R^ fQr Fluor und R^ fur Chlor steht. 

vs. _io 



15 



RlS. 






R^ . 






CF3 0 V 




H 

1 
















0 





CH, 



l.a.21 



Ebenso auBerordentlicli bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.22, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.22.1 bis l.a.22.558, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen der Fomiel l.a.1.1 bis I.a.1.558 dadurch unterscheideh, dali R^ 
fQr CF3 und R^ fur Chlor steht. 
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CF3 o 



R 




l.a.22 



Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.23, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.23.1 bis i.a.23.558, die sich von den entspre- ^ 
chenden Verbindungen der Formel i.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden. dad R 
f iir CF3, R^ fOr Chlor und R^ fur Fluor steht. 



CP, O 







Rll 




Rly 


H 


N 






0 



l.a.23 



10 



Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.24. insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.24.1 bis l.a.24.558, die sich von den entspre- ^ 
chenden Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden. daB R 
fur CF3 und R^ sowle R^ flir Chlor stehen. 




R^-l 






R^Y 




H 
1 


V 








0 





CH, 



l.a.24 



Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a.25, insbeson- 
dere die Verbindungen der Forme! l.a.25. 1 bis l.a.25.558, die sich von den entspre- ^ 
chenden Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden. daU R 
1 5 und R^ fQr CF3 stehen. 
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.12 



R 



8 

u 




La.25 



Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a,26, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel 1 ,3.26.1 bis l.a.26.558, die sich von den entspre- 
clienden Verbindungen der Formel I. a. 1.1 bis i.a. 1.558 dadurch unterscheiden, da(i 
und R^ fur CF3 und R^ fur Fluor stehen. 

R^' 




La.26 



Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 1 ,3.27, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel 1.3.27.1 bis l.a.27.558, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden, daB R** 
1 0 und R^ fur CF3 und R^ fur Chlor stehen. 

R^^ 




1.3.27 



Ebenso 3U[Xerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel i.3.28, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel 1.3.28.1 bis 1.3.28.558, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen der Formel 1.3.1. 1 bis 1.3.1.558 dadurch unterscheiden, dali R^ 
1 5 fur CF3 und R"^ fur Fluor stehen. 
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l.a.28 



F 



Ebenso auSerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel I.a.29, insbeson- 
dere die Verbindungen der Formel l.a.29.1 bis l.a.29.558, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen der Formel l.a.1.1 bis l.a.1.558 dadurch unterscheiden, daft 
5 fQr CF3 und R^ sowie R* fiir Fluor stehen. 




1.3.29 



F 



1 0 Die benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amide der Formel I sind auf verscliiedene Art 
und Weise erhsiltlich, beispielsweise nacli folgenden Verfaiiren: 

Verfahren A 

15 Ein Phenylalanin der Formel V wird zunachst mit Benzoesauren bzw. Benzoesaurede- 
rivaten der Formel IV zu dem entspreciienden Benzoylderivat der Formel III umge- 
setzt, welches ansdilieUend mit einem Amin der Formel il zu dem gewunschten ben- 
zoylsubstituierten Phenylalanin-Amid der Formel I reagiert: 
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Die Umsetzung der Phenylalanine der Formel V mit BenzoesSuren bzw. Benzoesaure- 
derivaten der Fonnel IV, wobei fiir Hydroxy steht, zu Benzoylderlvaten der Formel III 
erfolgt in Gegenwart eines Aktivierungsreagenz und einer Base Qbiicherweise be! 

5 Temperaturen von 0 °C bis zum Siedepunkt des Reaktionsgemisches, vorzugsweise 
0°C bis 110°C, besonders bevorzugt bei Raumtemperatur, in einem inerten organi- 
schen Losungsmittel [vgl. Bergmann, E. D.; et al., J Chem Soc 1951, 2673; Ziidankin, 
V. v.; et al., Tetrahedron Lett. 2000, 41 (28), 5299-5302; Martin, S. F. et al., Tetra- 
hedron LetL1998, 39 (12), 1517-1520; Jursic, B. S. et al., Synth Commun 2001, 31 (4), 

10 555-564; Albrecht, M. et al.. Synthesis 2001 , (3), 468-472; Yadav, L. D. S. et al.. Indian 
J. Chem B. 41(3),593-595(2002); Clark. J. E. et al.. Sythesis (10),891-894 (1991)]. 

Geeignete Aktivierungsreagenzien sind Kondensationsmittel wie z.B. polystyrolgebun- 
denes Dicyclohexylcarbodiimid, Diisopropylcarbodiimid, Carbonyldiimidazol, Chlorkoh- 
15 lensaureester wie Methylchloroformiat, Ethylchloroformiat, Isoropylchloroformiat, Iso- 
butylchloroformiat. sec-Butylchloroformiat oder Allylchlorofonniat, Pivaloylchlorid, Poly- 
phosphorsaure. PropanphosphonsSureanhydrid, Bis(2-oxo-3-oxazolldinyl)- 
phosphorylchlorid (BOPCl) oder Sulfonylchloride wie Methansulfonylchlorid, Toluolsul- 
fonylchlorid oder Benzolsulfonylchlorid. 

20 
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Geeignete L6sungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan, 
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie 
Benzol, Toluol, o-, m- und p-Xylol, haiogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlo- 
rid. Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.- 
Butyimethyiether. Dioxan. Anlsol und Tetrahydrofuran (THF). Nitrite wie Acetonitril und 
Propionitril, Ketone wie Aceton, [\/!ethylethylketon, Diethyll<eton und tert.- 
Butylmethyiketon. sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid (DIVIF), Dimethylacetamid 
(DMA) und N-IVIethylpyrrolldon (NMP) oder auch in Wasser, besonders bevorzugt sind 
Methylenchlorid, THF und Wasser. 

Es konnen auch Gemische der genannten Losungsmittel venwendet werden. 

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal- 
kaiimetallhydroxide wie Lithiumhydroxid. Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci- 
umhydroxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calci- 
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhyd- 
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetall- und Erdalkalimetall- 
carbonate wie Lithiumcarbonat; Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalime- 
tallhydrogencarbonate wie Natrj^mhydrogencarbonat, auBerdem organische Basen, 
Z.B. tertiare Amine wie Trimethyiamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin, N- 
Methylmorpholin, und N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin, 
Lutidin und 4-Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht Besonders 
bevorzugt wetxien Natriumhydroxid, Triethylamin und Pyridin. 

Die Basen werden im allgemeinen in aquimolar Mengen eingesetzt. Sie konnen aber 
auch im Gberschuli oder gegebenenfalls als LSsungsmittel venwendet werden. 

Die Edukte werden im allgemeinen In Squimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es 
kann vorteilhaft sein, IV in einem OberschuB bezogen auf V einzusetzen. 

-Die Reaktionsgemische werden in ublicher Weise aufgearbeitet, z.B. durch Mischen 
mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenenfalls chromatographische Reinigung 
der Rohprodukte. Die Zwischen- und Endprodukte fallen z. T. in Fomi zaher Ole an, 
die unter vermindertem Druck und bei mSSig erhohter Temperatur von fluchtigen An- 
teilen befreit oder gereinigt werden. Sofern die Zwischen- und Endprodukte als Fest- 
stoffe eriialten werden, kann die Reinigung auch durch Umkristailisieren oder Digerie- 
ren erfolgen. 

Die Umsetzung der Phenylalanine der Formel V mit Benzoesauren bzw. Benzoesaure- 
derivaten der Fonnel IV, wobei fur Halogen oder d-Ce-Alkoxy steht, zu Benzoylde- 
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rivaten der Formel III erfolgt in Gegenwart einer Base ubiicherweise bei Temperaturen 
von 0 °C bis zum Siedepunlct des Reaktionsgemisches, vorzugsweise 0°C bis 100°C, 
besonders bevorzugt bei Raumtemperatur in einem inerten organischen Losungsmltte! 
[vgl. Bergmann, E. D.; et al., J Chem Soc 1951, 2673; Zhdankin, V. V.; et al.. Tetra- 
hedron Lett. 2000, 41 (28), 5299-5302; Martin, S. F. et al., Tetrahedron Lett.1998, 39 
(12), 1517-1520; Jursic, B. S. et al., Synth (Dommun 2001, 31 (4). 555-564; Albrecht, 
M. et al.. Synthesis 2001. (3), 468-472; Yadav, L. D. S. et al., Indian J. Chem B. 
41(3),593-595(2002); Clark, J. E. et al., Sythesis (10),891-894 (1991)]. 

Geeignete Losungsmitte! sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan, 
Cyclohexan und Gemische von Cg-Ca-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wIe 
Benzol, Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Metiiylenchlo- 
rid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Dlethylether, Dilsopropylether, tert.- 
Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran (THF), NItrile wie Acetonitril und 
Propionitril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.- 
Butylmethyiketon, sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid (DMF). Dimethylacetamid 
(DMA) und N-Methylpyn-olidon (NMP) oder auch in Wasser, besonders bevorzugt sind 
Methylenchlorid, THF und; Wasser. 

Es konnen auch Gemische der genannten LSsungsmittel verwendet werden. 

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal- 
kalimetallhydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci- 
umhydroxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calci- 
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhyd- 
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetall- und Erdalkalimetall- 
carbonate wie Lithiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalime- 
tallhydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, auBerdem organische Basen, 
Z.B. tertiare Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin, N- 
Methylmorpholin, und N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin, 
Lutidin und 4-Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders 
bevorzugt werden Natriumhydroxid, Triethylamin und Pyridin. 

Die Basen werden im allgemelnen in aquimolar Mengen eingesetzt. Sie k5nnen aber 
auch im OberschuB oder gegebenenfalls als Losungsmittel verwendet werden. 

Die Edukte werden im allgemelnen in aquimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es 
kann vorteilhaft sein, IV in einem Qberschuli bezogen auf V einzusetzen. 
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Die Aufarbeitung und Isolierung der Produkte kann in an sicii bekannter Weise erfol- 
gen. 

5 Benzoylderivate der Forme! Ill nriit = Hydroxy konnen auch aus entsprechenden N- 
Ac^l-3-Keto-Phenyialanin-Ester-Derivaten der Formel VI 




durch Reduktion der t<'etogruppe zum N-Acyl-Phenylserin-Ester-Derivat erhalten wer- 
10 den (Girard A, Tetra^ftdron Lett. 37(44),7967-7970(1996).;Nojori R., J. Am. Chem. 
Soc. 111(25),9134-9135(1989).;SchmidtU., Syntlnesis (12), 1248-1 254 
(1992).;Bolhofer, A.; J. Am. Chem. Soc. 75, 4469 (1953)). 

Die auf diesem Weg erlialtenen Benzoylderivate der Fonnel III mit R* = Hydroxy' las- 
15 sen sich anschliefiend nach literaturbekannten Methoden zu weiteren Benzoylderiva- 
ten der Formel III umsietzen. 



20 Die fQr die Herstellung der Benzoylderivate der Fonnel III ben5tigten Phenylalanine der 
Formel V mit = Hydroxy sind, auch in enantlomeren- und diastereomerenreiner 
Form, in der Uteratur bekannt oder konnen gemali der zitierten Literatur hergestellt 
werden: 

25 R^ = OR'^: 

durch Kondensation von Glycinenolat-Equivalenten mit Benzaldehyden 
(Hvidt, T. et a!.. Tetrahedron Lett. 27 (33), 3807-3810 (1986) ; Saeed, A. et al.. 
Tetrahedron 48 (12), 2507-2514 (1992); Kikuchi, J. et al., Chem. Lett. (3), 553- 
556 (1993) ; Soloshonok, V. A. et al., Tetrahedron Lett. 35 (17), 2713-2716 
30 (1994) ; Soloshonok, V. A.; et al..; Tetrahedron 52 (1), 245-254 (1996); Rozen- 

berg, V. et al., Angew. Chem. 106 (1), 106-108 (1994); US 4605759; Alker, D. et 
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al., Tetrahedron 54 (22), 6089-6098 (1998) ; Shengde, W. et al., Synth. Com- 
mun. 16 (12), 1479 (1986); JP 2001046076; Herbert, R. B. etal., Can. J. Chem. 
72(1), 114-117(1994)) ; 

durch Spaltung von 2-N-Phtaloyl-3-Hydroxy-Phenylalaninen 
(Hutton, C. A., Org. Lett. 1 (2). 295-297(1999)); 

durch oxidative Aminohydroxyiierung und anschlieliende Entschutzung von Zimt- 
saurederivaten 

(Kim. I. H. et al.. Tetrahedron Lett. 42 (48), 8401-8403 (2001); 

durch Spaltung von substltuierten Oxazolidinen 

(Wu, S. D. et al., Sythetic Commun. 16 (12). 1479-1484 (1986) ); 

durch Spaltung von substltuierten Oxazolinen 

(Soloshonok, V. A.; et a!..; Tetrahedron 52 (1), 245-254 (1996); Lown. J. W. et 
al., Can. J. Chem. 51, 856 (1973)); 

.,v. •. 

durch Sr^Tiltung von substltuierten 2-Oxazolldlnonen 

(Jung, M..E. et al., Tetrahedron Lett. 30 (48), 6637-6640 (1989)); 

durch Spaltung von substltuierten 5-Oxazolidinonen 

(Blaser. D. et al., Llebigs Ann. Chem. (10), 1067-1078 (1991) ); 

durch Hydrolyse von Phenylserin-Nitril-Derivaten 
(Irluchijima, S. et al., J. Am. Chem. Soc. 96, 4280 (1974)) 

durch Spaltung von substltuierten lmidazolin-4-onen 
(Davis, C et al., J. Chem. Soc. 3479 (1951)) 



durch Spaltung von 2-Acylamlno-3-Thioalkyl-Phenylalaninderivaten 
(Villeneuve, G. et al., J. Chem. Soc. Perkin Trans 1 (16), 1897-1 904(1 993) ) 

durch RlngOffnung von Thlazolidlnthionen 
(Cook, A. H. et al., J. Chem. Soc. 1337 (1948).) 

durch Ringoffnung von substltuierten Imidazollnonen 

(Kavrakova, I. K. etal.. Org. Prep. Proced. Int. 28 (3), 333-338 (1996) ) 
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durch Ringoffnung von substituierten Imidazolinen 

(Meyer R., Liebigs Ann. Chem., 1 183 (1977) ; Hayashi. T. et al., Tetrahedron 
Lett. 37 (28), 4969-4972 (1996) ; Lin, Y. R. et aL, J. Org. Chem. 62 (6),1799- 
1803 (1997) ; Zhou. X. T. et aL, Tatrahedron Assym. 10 (5), 855-862 (1999) ) 

durch Reduktion von 2-Azido-3-Amino-Phenylalanin-Derivaten 
(Moyna, G. et aL, Synthetic Commun. 27 (9), 1561-1567 (1997) ) 

durch Hydrierung von substituierten Imidazolidinen 

(Alker, D. et al.. Tetrahedron Lett. 39 (5-6), 475-478 (1998) ) 



Die for die Herstellung der Benzoyiderivate der Forme! Ill benotigten Phenylalanine der 
5 Fomiel V mit C = Ci-Ce-Alkoxy sind, auch in enantiomeren- und diastereomerenreiner 
Fonn, in der Literatur bekannt oder kSnnen gemafi der zitierten Literatur hergestfellt 
werden: 

r8 = oRf : 

>0 - durch Kondensation von Glycinenolat-Equivalenten mit Aldehyden: 

Nicolaou, K. C. et aL. J. Am. Chem. Soc. 124 (35). 10451-10455 (2002) ; Carra- 
ra. G. et aL. Gazz. Chlm. Ital. 82. 325 (1952); Fuganti, C. et al., J. Org. Chem. 51 
(7). 1126-1128 (1986) ; Soger. D. L. et al., J. Org. Chem. 62 (14), 4721-4736 
(1997); Honig, H. et al.. Tetrahedron (46), 3841 (1990); Kanemasa. S. et al., Te- 

25 trahedron Lett. 34 (4). 677-680 (1993) ; US 4873359) 

durch Spaltung von Dihydropyrazinen 

(Li, Y. Q. et aL. Tetrahedron Lett. 40 (51). 9097-9100 (1999); Beulshausen. T. et 
aL, Liebigs Ann. Chem. (1 1), 1207-1209 (1991) ) 



30 



durch Reduktion von N-Amino-Phenylserin-Derivaten 

( Poupardin. O. et aL, Tetrahedron Lett. 42 (8), 1523-1526 (2001)) 



durch Spaltung von N-Carbamoyl-Phenyiserin-Derivaten 
35 (Park, H. et al.. J. Org. Chem. 66 (21). 7223-7226 (2001) ; US 6057473; Kim. L 

H. et aL. Tetrahedron Lett. 42 (48). 8401-8403 (2001); Nicolaou. K. C. et al.. An- 
gew.N Chem. Int Edit. 37 (19). 2714-2716 (1998)) 



durch Spaltung von substituierten Oxazolidinen 

(Zhou, C. Y. etal., Sythetic Commun. 17 (11), 1377-1382 (1987) ) 



BASF-Aktiengesellschaft 



20030938 



PF 55200 DE 



59 



durch Reduktion von 2-A2ido-3-Hydroxy-Phenylpropions§ure-Derivaten 
(Corey, E. J. et al., Tetrahedron Lett. 32 (25), 2857-2860 (1991)) 

durch Ringoffnung von Aziridinen mit Sauerstoff-Nukleophilen 
(Davis, F. A. et al., J. Org. Chem. 59 (12), 3243-3245 (1994) ) 

durch Spaltung von substituierten 2-OxazoIidinonen 
(Jung, M. E. et al., Synlett 563-564 (1995)) 

durch Reduktion von 2-Hydroxyimino-3-Keto-Phenylpropionsaure-Derivaten 
(Inoue. H. et al., Chem. Phar. Bull. 41 (9). 1521-1523 (1993)1 Chang, Y.-T. et al.. 
J. Am. Chem. Soc. 75, 89 (1953); US 4810817 ) 

15 - durch Hydrolyse von Phenylserln-lmino-Derivaten 

(Solladlecavallo, A. et al., Gazz. Chim. Ital. 126 (3), 173-178 (1996); Solladieca- 
vallo, A. etal.. Tetrahedron Lett. 39 (15), 2191-2194 (1998)) 



10 
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durch Spaltung von substituierten Imidazolidinonen 
(Davis, A. C; et al., J. Chem. Soc. 3479 (1951)) 



R« = SR'": 

35 - durch Ringoffnung von substituierten Thiazolidinen 

(Nagai, U. et al. , Heterocycles 28 (2), 589-592 (1 989) ) 

durch Ringoffnung von substituierten Aziridinen mit Thioien 
(Legters, J. et al.. Reel. Trav. Chim. Pays-Bas 111 (1). 16-21 (1992) ) 

40 



- durch Spaltung von N-Acyl-Phenylserin-Derivaten # 
20 ' (Girard, A. etal.. Tetrahedron Lett. 37 (44), 7967-7970 (1996)) 

durch Reduktion von 2-Hydroxylmino-3-Hydroxy-Phenylpropionsaure-Derivaten 
(Boukhris, S. et al.. Tetrahedron Lett. 40 (9). 1669-1672 (1999) ) 

25 - durch Spaltung von N-Benzyl-Phenylserin-Derivaten 

(Caddick. S.; Tetrahedron, 57 (30), 6615-6626 (2001)) 

durch Reduktion von 2-Diazo-3-Keto-Phenylpropionsaure-Derivaten 
(Looker, et al., J. Org. Chem. 22, 1233 (1957)) 
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durch Reduktion von 3-Keton-Phenylalanin-Derivaten 
(US 4810817.) 

durch Reduktion von substituierten 2-Azido-3-Amino-Phenylalaninen-Derivaten 
(Lee S. H.. Tetrahedron 57(1 1), 2 139-2 145(2001)) 

durch Ringoffnung von substituierten Imidazolinen 

(Zhou, X. T. at al., Tetrahedron Asymmetr. 10 (5), 855-862 (1999) ; Hayashi, T. 
et al.. Tetrahedron Lett. 37 (28), 4969-4972 (1996)) 



Die Umsetzung der Benzoylderivate der Formel ill mit L^ = Hydroxy bzw. deren Saize 
mit einem Amin der Formel II zu den gewOnschten benzoylsubstituierten Phenylalanin- 
Amiden der Fomiel I erfolgt in Gegenwart eines Aktivierungsreagenz und gegebenen- 
falls in Gegenwart einer Base Oblicherweise bei Temperaturen von 0 °C bis zum Sie- 
depunkt des Reaktionsgemisches, vorzugsweise 0°C bis 1 00°C, besonders bevorzugt 
. bei Raumtemperatur in einem inerten organischen LSsungsmittel. [vgl. Perich, J. W., 
" Johns, R. B., J. Org. Chem. 53 (17), 4103-4105 (1988); Somiai, C. et al., Synthesis 
(3), 285-287 (1992) ; Gupta, A. etal., J. Chem. Soc. Perkin Trans. 2, 1911 (1990); 
Guan et a!., J. Comb. Chem. 2, 297 (2000)]. 

Geeignete Aktivierungsreagenzien sind Kondensationsmittel wie z.B. poiystyrolgebun- 
denes Dicyclohexylcarbodiimid, Diisopropylcarbodiimid, Carbonyldiimidazol, Chlorko- 
hlensaureester wie Methylchloroformiat, Ethylchloroformiat. Isoropylchioroformiat, Iso- 
butylchioroformiat, sec-Butylchlorofomniat Oder Allylchlorofonniat, PIvaloylchlorid, Poly- 
phosphorsaure, PropanphosphonsSureanhydrid, Bis(2-oxo-3-oxazolidinyl)- 
phosphorylchlorid (BOPCI) Oder Sulfonylchloride wie Methansulfonylchlorid, Toluolsul- 
fonylchlorid oder Benzolsuifonylchlorid. 

Geeignete LQsungsmittel sind aiiphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan, 
Cyclohexan und Gemische von Cs-Ca-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie 
Benzol, Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlo- 
rid, Chlorofonn und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.- 
Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran (THF), Nitrile wie Acetonitril und 
Propionitril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.- 
Butylmethylketon, Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol 
und tert.-Butanol, sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid (DMF), Dimethylacetamid 
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(DMA) und N-Methylpyrrolidon (NMP) oder auch in Wasser, besonders bevorzugt sind 
Methylenchlorid. THF, Methanol, Ethanol und Wasser. 

Es konnen auch Gemische der genannten LSsungsmittel venwendet werden. 

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal- 
kallmetallhydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci- 
umhydroxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Caici- 
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhyd- 
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetall- und Erdalkalimetall- 
carbonate wie Lithiumcarbonat, Kallumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalime- 
tallhydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, auBerdem organische Basen, 
Z.B. tertiare Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin, N- 
Methylmorpholin, und N-Methylpiperidin, Pyrldin, substituierte Pyridine wie Collidin, 
Lutidin und 4-Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders 
bevorzugt werden Natriumhydroxid, Triethylamin, Ethyidiisopropylamin, N- 
methylmorpholin und Pyridin. 

Die Basen werden im allgemeinen in katalytlschen Mengen eingesetzt, sie konnen 
aber auch aquimolar, im OberschuB oder gegebenenfalls als Losungsmittel venvendet 
werden. 

Die Edukte werden Im allgemeinen In aquimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es 
kann vori:elihaft sein II In einem OberschuB bezogen auf III einzusetzen. 

Die Aufarbeitung und Isolierung der Produkte kann in an sich bekannter Weise eri'ol- 
gen. 



Die Umsetzung der Benzoylderivate der Formel III mit = Ci-Cs-Alkoxy mit einem 
Amin der Formel II zu den gewunschten benzoylsubstituierten Phenylalanin-Amiden 
der Formel I erfolgt ublicherweise bei Temperaturen von 0 °C bis zum Sledepunkt des 
Reaktionsgemisches, vorzugswelse 0°C bis 100°C, besonders bevorzugt bei Raum- 
temperatur in einem inerten organlschen Lfisungsmittel gegebenenfalls in Gegenwart 
einer Base [vgi. Kawahata, N. H. et al., Tetrahedron Lett. 43 (40), 7221-7223 (2002); 
Takahashi, K. et al., J. Org. Chem. 50 (18), 3414-3415 (1985); Lee, Y. et al., J. Am. 
Chem. Soc. 121 (36), 8407-8408 (1999)]. 
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Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohienwasserstoffe wie Pentan, Hexan, 
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohienwasserstoffe wie 
Benzol, Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte. Kohienwasserstoffe wie Methylenchlo- 
rid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert,- 
5 Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran (THF), Nitrile wie Acetonitril und 
Propionitril, Ketone wie Aceton, [\/lethylethyll<eton, Diethyll<eton und tert.- 
Butylmethylketon, Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol 
und tert.-Butanol, sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid (DMF), Dimethylacetamid 
(DMA) und N-Methylpyrrolidon (NMP) oder auch in Wasser, besonders bevorzugt sind 
10 Methylenchlorid, THF, Methanol, Ethanol und Wasser. 

Es konnen auch Gemische der genannten Lasungsmittel verwendet werden. 

Die Umsetzung kann gegebenenfalls in Gegenwart einer Base erfolgen. AIs Basen 
15 kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdalkallmetall- 
hydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calciumhydroxid, 
Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calciumoxid und 
Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhydrid, Natrium- 
hydrid, Kaliumhydrid und Calclumhydrid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallcarbo5|3te wie 
20 Lithiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calclumcarbonat sowie Alkallmetallhydrogen- 
carbonate wie Natriumhydrogencarbonat, auBerdem organische Basen, z.B. tertiare 
Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin, N~Methylmorpholin, und 
N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Coliidin, Lutidin und 4- 
Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders bevorzugt wer- 
25 den Natriumhydroxid, Triethylamin, Ethyldiisopropylamin, N-methylmorpholin und Pyri- 
din. 

Die Basen werden im allgemeinen in katalytischen Mengen eingesetzt, sie konnen 
aber auch aquimolar, im OberschuB oder gegebenenfalls als Losungsmittel venA^endet 
30 werden, 

Die Edukte werden im allgemeinen in aquimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es 
kann vorteilhaft sein, II in einem OberschuB bezogeh auf III einzusetzen. 

35 Die Aufarbeitung und Isolierung der Produkte kann in an sich bekannter Weise erfol- 
gen. 
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Benzoylderivate der Formel III 



R 



,11 




12 



R 



13 



III. 



■L 



wobei bis R^und bis R^'^ die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen haben 
und fQr Hydroxy Oder Ci-Ce-Alkoxy steht, sind ebenfalls ein Gegenstand der vorlie- 
genden Erfindung. 



Die besonders bevorzugten AusfQlirungsformen der Benzoylderivate der Forrnel 111 in 
Bezug auf die Variablen entsprechen denen der Reste R^ bis R^ und R^ bi^R^ der 
Formel I. 

Besonders bevorzugt werden Benzoylderivate der Formel III, in denen 
R^ Fluor, Chlor Oder CF3, 

und R^ unabhangig vonelnander Wasserstoff, Fluor oder Chlor, 

R"* und R^ Wasserstoff, 
R« OR^^ SR^^ Oder NR^^R^°: 
Wasserstoff; 

Wasserstoff, Fluor oder CH3; 
R^^ Wasserstoff, Fluor oder CInlor; 
R^^ R^^ und R^* Wasserstoff; 

R^^ und R" unabhSngig vonelnander Wasserstoff, Ci-C4-Alkylcarbonyl, C1-C4- 

Alkyiaminocarbonyl, Di-(Ci-C4-AlkyI)-aminocarbonyi, Plienylaminocarbonyl, N- 
(C1-C4-alkyI)-N-(phenyl)-aminocarbonyl, SO2CH3 oder SOaCCeHs); 

R^^ Wasserstoff, Ci-C4-Alkylcarbonyl, Ci-C4-Alkylaminocarbonyl, Di-(Ci-C4-Alkyl)- 
aminocarbonyl, Phenylaminocarbonyl, N-(Ci-C4-aikyl)-N-(phenyl)-aminocarbonyl; 
und 

R^^ Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 
bedeuten. 
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Beispiel 1 

(2S,3R)-Methyl-phenyl-carbaminsaure-2-(4-fluoro-2-trifluoromethyl- 
benzoylamino)-2-methylcarbamoyl-1-o-tolyl-ethyl-ester (Tab. 3, Nr. 3.34) 



1.1) 2-Amino-3-oxo-3-o-tolyl-propionsaureethylester-hydrochlorid 



CI H,N 




...... /-^OC^Hg 



O 



4 2 g (0.038 mol) Kalium-tert-butylat wurden unter Stickstoff in THF suspendiert. Es 
wurde auf-yS-C gekuhit und 10.0 g (0.037 mol) N-(Diphenylmethylen)-glycinethylester 
gelost in THF zugetropft. Nach 40 min bei -78 "C wurde die Losung in einen gekiihlten 
Tropftriclnter (-78°C) tiberfuhrt und zu einer auf -78°C gekQInlten Losung von 2- 
Methylbenzoylchlorid in THF getropft. Nacli 1 h Ruhren bei -78°C lie^. man die Reakti- 
onsmischung innerhaib von 2 h auf O^C erwarmen. Es wurde mit 10»/^;iger saizsaure 
liydrolyslert und nachgerQhrt. Die Losungsmittel wurden entfemt, der RQckstand in 
Wasser aufgenommen und mit IVITBE gewaschen. Die Wasserphase wurde eingeengt, 
der RQckstand mit IVlethanol versetzt und abflltriert. Nach Einengen des Filtrats erhielt 
man 6.2g der Titelverbindung als farbloses Ol. 

^H-NIVIR (DMSO): 5 = 9.3 (br.3H. NH); 7.3-7.6 (m, 4H), 4.1 (m. 2H); 3.7 (m, 1H); 2.40 
(s, 3H); 0.95 (t, 3H). 



1.2) 2-(4-Fiuoro-2-trifluorometiiyl-benzoylamino)-3-oxo-3-o-tolyJ-propionsaureethylester 




OC2H5 



F' 

6 2 g (0.024mol) 2-Amino-3-oxo-3-o-tolyl-propionsaureettiylester hydrociniorid wurden 
in Methylenchlorid gelSst und 9.7 g (0.096 mol) Triethylamin zugegeben. Hierzu wur- 
den bei O-C 5.4 g (0.024 mo!) 4-Fiuor-2-trifIuonnethylbenzoylchlorid gelost in Methy- 
lenchlorid zugetropft. Es wurde 1h bei Raumtemperatur (RT) gerUhrt und anschliedend 
mit 5%iger Saizsaure versetzt. Die organische Phase wurde abgetrennt, gewaschen. 
getrocknet und das Losungsmittel entfemt Nach chromatographischer Reinigung 
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(Kieselgelsaule, Cyclohexan/Essigsaureethylester) erhielt man 4.7g der Titelverbin- 
dung als farblose Kristalle. 

^H-NMR (DMSO): 5 = 9.61 (d. 1H); 7.3-7.9 (m. 7H); 6.18 (d. 1H); 4.1-4.3 (m, 2H); 2.40 
(s. 3H);1.15(t,3H). 

1.3) (2S,3R)-2-(4-Fluoro-2-trifluoromethyl-benzoylamino)-3-hydroxy-3-o-tolyI-propion- 
s3ureethylester 



25 




OC2H5 



4.7 g (0.0114 mol) 2-(4-Fluoro-2-trifluoromethyl-benzoylamlno)-3-oxo-3-o-tolyl- 
propionsaureethylesterwurclen in Methylenchlorid gelost, die Losung im Ultraschallbad 
entgast und 200 mg Katalysatormiscliung versetzt. Die Katalysatormischung wurde 
zuvor durch 1h eriiitzen von 78 mg Dichloro(P-Cymene)rutheniLln(Ii)-Dimer 
(RuCl2Cy)und 138 mg BINAP in Methylenclilorid und Etlianol aut30°C und ansclilie- 
Bendem Entfemen der LQsungsmittel hergestellt. 

Die Losung wurde unter 80 bar Wasserstoffdrucl< bei 50''C 90 h erhitzt. Nach Entfer- 
nen der Losungsmittel und cliromatograplnisciier Reinigung (Kieselgelsaule. Cyclohe- 
xan/Esslgs§ureethylester) erhielt man 3.4 g der Titelverbindung als farblose Kristalle. 
^H-NMR (DMSO): 8 = 8.95 (d. 1H); 7.0-8.7 (m, 7H); 5.80 (d. 1H); 5.40 (t, 1H); 4.75 (dd. 
1H); 4.10 (m. 2H); 2.30 (s, 3H); 1.20 (t, 3H). 

1.4) (2S,3R)-2-(4-Fluoro-2-trifluorometliyl-benzoylamino)-3-hydroxy-3-o-tolyl-propion- 
saure-N-metlnylamid 




3.4 g (0.0082 mbl) (2S,3R)-2-(4-Fluoro-2-trifluoromethyl-benzoylamino)-3-hydroxy-3-o- 
tolyi-propion-saureetliylester wurden in Ethanol gelost. Bei Raumtemperatur leitete 
man Methylamin-Gas ein. Nach 1.5h wurde fur 1h auf 30-35X enA/Snmt. Nach Entfer- 
nen der L5sungsmittel erhielt man 3.1g der Titelverbindung als farblose Kristalle. 
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^H-NMR (DMSO): 8 = 8.45 (d, 1H); 7.0-7.7 (m. 7H); 5.70 (d, 1H); 5.30 (t. 1H); 4.65 (dd. 
1H): 2.65 (d. 3H); 2.40 (s, 3H); 1.10 (t, 3H). 

1.5) (2S,3R)-2-(4-Fluoro-2-trifluoromethyl-benzoylamino)-3-(N-phenyl-N- 
methylaminocarbonyloxy)-3-o-tolyl-propionsaure-N-methylamid (Tab. 3, Nr. 3.34) 

CH, 



CH, 





0.4 g (0.001 mol) (2S,3R)-2-(4-Fiuoro-2-trifluoromethyl-benzoylamino)-3-hydroxy-3-o- 
tolyl-propion-saure-N-methylacnid wurden in Methylenchlorid gelost, 013 g (0.0013 

1 0 mol) Triethylamin und eine Spatelspitze 4-Dlmetylaminopyarlin zugesetzt und 0.22g N- 
Phenyl-N-Methyl-Carbamoylchlorid in I\/ietinylenclilorid zuge|rppft. Die Suspension wur- 
de 15 Stunden gerQIirt, mit 5% SalzsSure und NaHCOs-LSsung extraliiert und ge- 
trocl<net. Nacin cilromatograpliisclier Reinigung (Kieseigelsaule, Cyclolie- 
xan/Essigsaureethylester) erliielt man 0.28g der Titelverbindung als farbloses Ol. 

15 ^H-NIViR (DiVlSO): 5 = 8.8 (br, 1H); 7.0-7.6 (m, 12H); 5.70 (d, 1H); 5.30 (br. 1H); 4.85 
(dd, 1H): 2.75 (d, 3H); 2.55 (d, 3H); 2.40 (s, 3H). 




20 Beispiei 2 

N-[2-(Benzyl-formyl-amlno)-1-methylcarbamoyl-2-phenyl-ethyll-4-fluoro-2- 
trlfluoromethyl-benzamjd (Tab. 3, Nr. 3.43) 

2.1) l-Benzyl-5-phenyl-4,5-dlliydro-1l-i-imidazole-4-carbonsaureetiiylester 




25 



COOC2H5 
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25.7 g (0.1305 mol) Benzylidenbenzylamin wurden in Ethanol gelost und 15.2 g 
(0.1305 mol) Isocyanessigsaureethyiesterzugetropft. Die Losung wurde 16h unter 
Ruckflufl eriiitzt. Nach Entfernen der Losungsmittel und Trocknen ertiielt man 40.2g 
der Titelverbindung als farbloses Ol. 

^H-NMR (DMSO): 5 = 7.1-7.4 (m, 10H); 4.6 (d, 1H); 4.5 (d, 1H); 4.3 (d, 1H); 4.1 (q, 
2H);3.8(d. 1H): 1.1 (t,3H). 

2.2) 2-Amino-3-(N-benzyl-N-formyl-amino)-3-phenyl-propionsaure 

I) 



10 



20 




COOH 



14.8 g (0.048 mol) 1-Benzyl-5-piienyl-4,5-dihydro-1H-lmidazole-4-carbonsaure- 
ethylester wurden in 100 ml 47%iger HBr-Losung 3h unter RuckfiuB erhitzt. Die Lo- 
sungsmittel wurden entfernt, der Ruckstand mit Wassef; verruhrt und filtriert. Die Lo- 
sungsmittel wurden entfernt, der RQckstand in Ethanol -f iifgenommen und mit Diethy- 
ls lether verdunnt. Die entstandene Suspension wurde filtriert und die LSsungsmittel ent- 
fernt. Man erhielt 14.0g der Titelverbindung als Rohprodukt, das in der nSchsten Stufe 
ohne Reinigung welter elngesetzt wurde. 

2.3)2-Amlno-3-(N-benzyl-N-formyl-amino)-3-phenyl-propionsauremethylester 




COOCH3 



13.5 g (0.04 mol) 2-Amino-3-(N-benzyl-N-formyl-amino)-3-phenyl-propionsaure wurden 
in Methanol gelost und 7.1g (0.06mol) Thionylchlorid und 1 Tropfen DMF zugetropft. 
Nach 20 Stunden wurden die Losungsmittel entfernt, der RQckstand in Diethylether 
25 suspendiert und unter Ruhren 5%-ige NaHCOa-Losung zugegeben. Die Etherphase 
wurde abgetrennt, gewaschen und getrocknet Nach Entfernen der Losungsmittel er- 
hielt man 4.0g der Titelverbindung als farbloses Gl, das ohne weitere Reinigung einge- 
setzt wurde. 
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2.4)3-(N-Benzyl-N-formyI-amino)-2-(4-fluoro-2-trifluorornethyl-benzoylamino)-3- 
phenyl-propions§uremethylester 



5 1 .4 g (0.0052 mol) 2-Amino-3-(N-benzyl-N-formyl-amino)-3-phenyl- 

propionsauremethylester wurden in Methylenchlorid gelost und 1.0 g (0.0052 mol) 4- 
Fluor-2-trifluormethyl-benzoes§ure und 1.0 g (0.01 Omol) Triethylamin in THF zugege- 
ben. Bei 0-5»C warden 1.3 g (0.0052 mol) Bis(2-oxo-3-oxazolidlnyl)phospliorylchlorid 
zugegeben. Nach 2h bei 0°C wurde 15h bei Raumtemperatur geruhrt. Die Losungsmit- 
1 0 tel wurden entfernt, der Ruckstand in Essigsaureethylester aufgenommen. gewaschen 
und getrocl<net. Nach chromatographisclier Reini|ung (Kieselgelsaule, Cyclohe- 
xan/Essigsaureethylester) erhielt man 0.65 g der 'Stelverbindung als farbloses Ol. 
^H-NMR (DMSO): 5 = 8.45 (s. 1 H); 7.95 (d 1H); 7.00 - 7.40 (m. 13H); 5.40 - 5.55 (m, 
2H); 4.38 (q, 2H); 3.60 (s, 3H). 



2.5) N-[2-(N-Benzyl-N-fonnyt-amino)-1-methylcarbamoyl-2-phenyl-ethyl]-4-fluoro-2- 
trifluoromethyl-benzamid (Tab, 3, Nr. 3.43) 



20 0.65g (0.001 29mol) 3-(N-Benzyl-N-formyl-amino)-2-(4-fluoro-2-trifluorometliyl- 

benzoylamino)-3-piienyl-propionsauremethyiester wurden in 1 Methanol gelost. Bei 0'( 
wurde Methylamin-Gas eingeleitet und nach 1h fQr 18h auf RT enwamit. Nach Entfer- 
nen der Losungsmittel und ubiichen Reinigungsmethoden erhielt man 550 mg der Ti- 
telverbindung als farbiose Kristalle. 

25 ^H-NMR (DMSO): 5 = 9.20 (d. 1H); 8.51 (s, 1H); 8.30 (m, 1H); 6.75-7.75 (m, 12H); 
5.52 (t. 1H); 5.07 (d. 1H); 4.52 (d, IH); 4.20 (d. 1H); 2.40 (d, 3H). 




15 
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In den nachfolgenden Tabellen 2 und 3 sind neben den voranstehenden Verbindungen 
noch weitere Benzoylderivate der Formel III sowie benzoylsubstituierte Phenylalanin- 
Amide der Formel I aufgefuhrt, die in anaioger Weise nach den voranstehend be- 
schriebenen Verfahren hergesteilt wurden oder herstellbar slnd. 
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Biologische Wlrl<saml<eit 

Die benzoylsubstituierten Phenyialanin-Amide der Formel I und deren iandwirtschaft- 
lich brauchbaren Salze eignen sich - sowohl ais Isomerengemisclne als auch in Fonm 
der reinen Isomeren - als Herbizide. Die Verbindungen der Formel I enthaltenden lier- 
biziden IVlittel bekampfen Pflanzenwuclis auf Nichtkulturflachen sehr gut, besonders 
bei hohen Aufwandmengen. In Kulturen wie Weizen. Reis, IVlais, Soja und Baumwolle 
wirken sie gegen UnkrSuter und Schadgraser, ohne die Kulturpflanzen nennenswert zu 
schadigen. Dieser Effekt tritt vor allem bei niedrigen Aufwandmengen auf. 

m Abhangigkeit von der jeweiiigen Appllkationsmethode konnen die Verbindungen der 
Formel 1 bzw. sie entlnaltenden herbiziden Mittel noch in einer weiteren Zahl von Kul- 
turpflanzen zur Beseitigung unerwQnschter Pflanzen eingesetzt werden. In Betracht 
kommen beispielsweise folgende Kulturen: 

Allium cepa. Ananas comosus. Arachis hypogaea. Asparagus officinalis, Beta vulgaris 
spec, altissima. Beta vulgaris spec. rapa. Brassica napus var. napus, Brassica napus 
var napobrassicarBrassica rapa var. silvestris, Camellia sinensis. Carthamus tincton- 
us Carya illinoine^ris. Citrus limon, Citrus sinensis, Coffea arabica (Coffea canephora. 
Coffea liberica), Cucumis sativus. Cynodon dactylon. Daucus carota, Elaeis guineen- 
sls Fragaria vesca, Glycine max. Gossypium hirsutum. (Gossypium arboreum, Gossy- 
pium herbaceum. Gossypium vitifolium). Helianthus annuus, Hevea brasiliensis, Hor- 
deum vulgare, Humulus lupulus. Ipomoea batatas, Juglans regia, Lens culinans, Linum 
usitatissimum. Lycopersicon lycopersicum, Malus spec, Manihot esculenta, Medicago 
sativa Musa spec, Nicotiana tabacum (N.rustica), Olea europaea, Oryza sativa , Pha- 
seoius lunatus, Phaseolus vulgaris. Picea abies. Pinus spec. Pisum sativum. Prunus 
avium Prunus persica, Pyrus communis,. Ribes sylvestre. Ricinus communis. Saccha- 
rum officinarum, Secale cereale. Solanum tuberosum. Sorghum bicolor (s. vulgare). 
Theobroma cacao. Trifolium pratense. Triticum aestivum. Triticum durum, Vicia faba. 
Vitis vinifera und Zea mays. 

DarQber hinaus konnen die Verbindungen der Formel I auch in Kulturen, die durch 
Zuchtung einschlielilich gentechnischer Methoden gegen die Wirkung von Herbiziden 
tolerant sind, verwandt werden. 

Die Verbindungen der Formel I bzw. die sie enthaltenden herbiziden Mittel kSnnen bei- 
spielsweise in Form von direkt versprQhbaren wSBrlgen Losungen, Pulvem, Suspensi- 
onen auch hochprozentigen waRrigen, Qligen oder sonstigen Suspensionen oder Dis- 
persionen Emulsionen, Oldispersionen, Pasten, Staubemitteln, Streumitteln oder Gra 
nulaten durch Verspruhen, Vernebeln. Verstauben. Verstreuen oder Gielien angewen 
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detwerden. Die Anwendungsformen richten sich nach den Verwendungszwecken; sie 
sollten in jedem Fall mSglichst die feinste Verteiiung der erfmdungsgemaBen Wirkstof- 
fe gewShrleisten. 

Die herbiziden Mittel enthalten eine herbizid wirksame IVIenge mindestens einer Ver- 
bindung der Formel I oder eines landwirtschaftlich brauchbaren Salzes von I und fQr 
die Formulierung von Pflanzenschutzmitteln Qbliche Hilfsmittel. 

Als inerte Hilfsstoffe kommen im Wesentlichen in Betraciit: 
Mineraioifraktionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt wie Kerosin und Dieselol. 
ferner Kohlenteerole sowie Oie pflanzlichen oder tierischen Ursprungs, aliphatische. 
cyclische und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B. Paraffine. Tetrahydronaphthalin, 
alkylierte Naphthaline und deren Derivate. alkylierte Benzole und deren Derivate, Alko- 
hole wIe Methanol, Ethanol. Propanol. Butanol und Cyclohexanol, Ketone wie Cyclohe- 
xanon, stark polare LSsungsmlttel. z.B. Amine wie N-Methylpyrrolidon und Wasser. 

Wafirige Anwendungsformen konnen aus Emulsionskonzentraten, Suspensionen, 
Fasten netr-jgren Pulvern oder wasserdispergierbaren Granuiaten durch Zusatz von 
Wasser berdm werden. Zur Herstellung von Emulsionen. Fasten oder Oldispersionen 
kOnnen die Substrate als solche oder in einem Ol oder L5sungsmittel gelost. mittels 
Netz- Haft-. DIspergier- oder Emulgiermittel in Wasser homogenisiert werden. Es 
konnen aber auch aus wirksamer Substanz. Netz-, Haft-. DIspergier- oder Emulgier- 
mittel und eventuell Losungsmittel oder Ol bestehende Konzentrate hergestellt werden, 
die zur VerdQnnung mit Wasser geeignet sind. 

Als oberflachenaktive Stoffe (Adjuvantien) kommen die Alkali-, Erdalkali-. Ammonium- 
salze von aromatischen Sulfonsauren. z.B. Lignin-. Phenol-, Naphthalin- und Dibutyl- 
naphthalinsulfonsaure. sowie von Fettsauren, AlkyI- und Alkylarylsulfonaten, AlkyI-, 
Laurylether- und Fettalkoholsulfaten. sowie Saize sulfatierter Hexa-, Hepta- und Octa- 
decanolen sowie von Fettalkoholglykolether, Kondensationsprodukte von sulfoniertem 
Naphthalin und seiner Derivate mit Formaldehyd, Kondensationsprodukte des Naph- 
thalins bzw. der Naphthalinsulfonsauren mit Phenol und Fomiaidehyd, Polyoxyethyle- 
noctylphenolether, ethoxyliertes Isooctyl-. Octyl- oder Nonylphenol, Alkyiphenyl-. Tribu- 
tylphenylpolyglykolether, Alkylarylpolyetheralkohole. Isotridecylalkohol, Fettalkohol- 
ethylenoxld-Kondensate, ethoxyliertes RizinusOI. Polyoxyethylen- oder Poiyoxypropy- 
lenalkylether. Laurylalkoholpolyglykoletheracetat, Sorbitester, Lignin-Sulfitablaugen 
Oder Methyloellulose in Betracht. 
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Pulver-, Streu- und Staubemittel k5nnen durch Mischen oder gemeinsames Vermahlen 
der wirksamen Substanzen mit einem festen TrSgerstoff hergestellt werden. 

Granulate, z.B. UmhQIIungs-, Impragnierungs- und Homogengranulate konnen durch 
Bindung der Wirkstoffe an teste TrSgerstoffe hergestellt werden. Feste Tragerstoffe 
sind Mineralerden wie KjeselsSuren, Kieselgele. Silikate, Talkum, Kaolin, Kalkstein, 
Kalk, Kreide, Bolus, LoB, Ton, Dolomit, Dlatomeenerde, Calcium- und IVIagnesiumsui- 
fat, Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, Dungemittel, wie Ammoniumsulfat, Am- 
moniumphosphat, Ammoniumnitrat, Harnstoffe und pflanziiche Produkte wie Getrei- 
demehl, Baumrinden-, Holz- und NuBschalenmehl, Cellulosepulver oder andere feste 
Tragerstoffe. 

Die Konzentrationen der Verbindungen der Fomnei I in den anwendungsfertigen Zube- 
reitungen konnen in weiten Befeichen variiert werden. Im allgemeinen enthalten die 
Formulierungen etwa von 0,001 bis 98 Gew.-%, vorzugsweise 0,01 bis 95 Gew.-%, 
mindestens eines Wirkstoffs. Die Wirkstoffe werden dabei in einer Reinheit von 90% 
bis 100%, vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum) eingesetzt. 

Die foi&%inden Fomiulierungsbeispieie verdeutlichen die Herstellung solcher Zuberel- 
tungen: 

I. 20 Gewichtstelie eInes Wirkstoffs der Formel I werden in einer l\/lischung geiSst, 
die aus 80 Gewichtsteiien alkyliertem Benzol, 10 Gewichtsteilen das Anlage- 
rungsproduktes von 8 bis 10 Mo! Ethylenoxid an 1 Mol Olsaure-N-monoethanol- 
amid, 5 Gewichtsteiien Calciumsalz der Dodecylbenzolsulfonsaure und 5 Ge- 
wichtsteilen des Anlagemngsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Rizi- 
nusol besteht. Durch AusgieUen und feines Verteilen der Losung in 100000 Ge- 
wichtsteiien Wasser erhalt man eine wSISrlge Dispersion, die 0,02 Gew.-% des 
Wirkstoffs der Formel I enthSlt. 

II. 20 Gewichtstelie eines Wirkstoffs der Formel 1 werden in einer Mischung gelost, 
die aus 40 Gewichtsteiien Cyclohexanon, 30 Gewichtsteiien Isobutanol. 20 Ge- 
wichtsteiien des Anlagerungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooc- 
tyiphenoi und 10 Gewichtsteiien des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethylen- 
oxid an 1 Mol Rizinuscil besteht. Durch EingieBen und feines Verteilen der L5- 
sung in 100000 Gewichtsteiien Wasser erhalt man eine walirige Dispersion, die 
0,02 Gew.-% des Wirkstoffs der Formel I enthalt 

III. 20 Gewichtstelie eines Wirkstoffs der Formel 1 werden in einer Mischung gel5st, 
die aus 25 Gewichtsteiien Cyclohexanon, 65 Gewichtsteiien einer MineralSlfrakti- 
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on vom Siedepunkt 210 bis 280°C und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungspro- 
duktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusol besteht. Durch EingieBen und 
feines Verteilen der Losung in 100000 Gewichtsteilen Wasser erhSIt man eine 
walirige Dispersion, die 0.02 Gew.-% des Wirkstoffs der Fomnel i enth§lt. 

5 

IV. 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel I werden mit 3 Gewichtsteilen des 
Natriumsaizes der Diisobutylnaphthaiinsulfonsaure, 17 Gewichtsteilen des Natri- 
umsalzes einer Ligninsulfonsaure aus einer Sulfit-Ablauge und 60 Gewichtsteilen 
pulverformigem Kieselsauregel gut vermischt und in einer Hammermuhle ver- 

1 0 mahlen. Durch feines Verteilen der Mischung in 20000 Gewichtsteilen Wasser 

erhalt man eine Spritzbruhe, die 0.1 Gew.-% des Wirkstoffs der Formel I enthSlt. 

V. 3 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel I werden mit 97 Gewichtsteilen 
felnteiiigem Kaolin vermischt. Man erhSIt auf diese Weise ein Staubemittel, das 

1 5 3 Gew.-% des Wirkstoffs der Fomiel I enthSlt. 

VI. . 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel I werden mit 2 Gewichtsteilen Cal- 
- ciumsalz der Dodecylbenzolsulfonsaure, 8 Gewichtsteilen Fettalkoholpolyglykol- 
^. ether, 2 Gewichtsteilen Natriumsalz eines Phenol-Hamstoff-Formaldehyd- 

20 Kondensates und 68 Gewichtsteilen eines paraffinischen MIneralSIs innig ver- 

mischt. Man erhait eine stabile olige Dispersion. 

VII. 1 Gewichtsteil eines Wirkstoffs der Formel I wird in einer Mischung gelost, die 
aus 70 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 20 Gewichtsteilen ethoxyliertem Isooc- 

25 tylphenol und 10 Gewichtsteilen ethoxyliertem Rizinusol besteht. Man erhalt ein 

stabiles Emulsionskonzentrat. 

VIM. 1 Gewichtsteil eines Wirkstoffs der Forniel I wIrd in einer Mischung gelost, die 
aus 80 Gewichtsteilen Cyclohexanon und 20 Gewichtsteilen Wettol'' EM 31 (- 
30 nichtionischer. Emulgator auf der Basis von ethoxyliertem Rizinusol) besteht. Man 

erhalt ein stabiles Emulsionskonzentrat. 

Die Applikation der Verbindungen der Formel I bzw. der herbiziden Mlttel kann Im Vor- 
auflauf- Oder im Nachauflaufverfahren erfolgen. Sind die Wirkstoffe fur gewisse Kul- 
35 turpflanzen weniger vertraglich, so kbnnen Ausbringungstechniken angewandt werden, 
bei welchen die herbiziden Mlttel mit Hilfe der Spritzgerate so gespritzt werden, daB 
die Blatter der empfindlichen Kulturpflanzen nach Moglichkeit nicht getroffen werden, 
wahrend die Wirkstoffe auf die Blatter darunter wachsender unerwunschter Pflanzen 
Oder die unbedeckte Bodenflache gelangen (post-directed, lay-by). 
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Die Aufwandmengen an Verbindung der Formel I betragen je nach Bekampfungsziel. 
Jahreszeit, Zielpflanzen und Wachstumsstadium 0,001 bis 3,0, vorzugsweise 0,01 bis 
1 ,0 i<g/lia al<tive Substanz (a.S.). 

Zur Verbreiterung des Wiri<ungsspelctrums und zur Erzielung synergistischer Effekte 
kannen die benzoyisubstituierten Phenylalanin-Amide der Formel I mit zaiilreichen 
Vertretem anderer herbizider oder wachstumsregulierender Wirkstoffgruppen gemischt 
und gemeinsam ausgebracht warden. Beispielsweise kommen als Misciiungspartner 
1 2 4-Thiadiazole. 1,3,4-Thiadiazole, Amide, Aminopinosphorsaure und deren Denvate, 
Aminotriazole, Anilide, Aryloxy-ZHeteroaryloxyaikansSuren und deren Derivate, Ben- 
zoesaure und deren Derivate, Benzothiadiazinone. 2-(Hetaroyl/Aroyi)-1 .3- cyclohe- 
xandione, Heteroaryi-Aryl-Ketone, Benzyiisoxazolidinone, meta-CFa-Phenylderivate, 
Carbamate, Chinolincarbonsaure und deren Derivate. Chloracetanilide. Cyclohexeno- 
noximethetxJerivate. Diazlne. DichiorpropionsSure und deren Derivate, Dihydrobenzofu- 
rane Dihydrofuran-3-one. Dinitroaniline, Dinitrophenole, Diphenylether, Dipyndyle, 
Halogencarbonsauren und deren Derivate, Harnstoffe, 3-Plienyluracile, Imidazole, 
Imidazolinone. N-Phenyl-3.4.5,6-tetrahydrophthalimide, Oxadiazole. Oxirane. Phenoie, 
Aryioxy- und Heteroaryloxyphenoxypropionsaureester. Phenylessigsaure und deren 
c Derivate 2-Phenylpropionsaure und deren Derivate. Pyrazole. Phenylpyrazole, Pynda- 
zine Pyridincarbonsaure und deren Derivate. Pyrimidylether, Sulfonamide. Suifonyl- 
hamstoffe. Triazine. Triazinone. Triazolinone. Triazolcarboxamide und Uracile in Be- 
tracht. 

Aulierdem kann es von Nutzen sein, die Verbindungen der Forme! I allein oder in 
Kombination mit anderen Herbiziden auch noch mit weiteren Pflanzenschutzmitteln 
gemischt gemeinsam auszubringen. beispielsweise mit Mittein zur BekSmpfung von 
Schadiingen oder phytopathogenen Pllzen bzw. Bakterien. Von Interesse istfemer die 
Mischbarkelt mit Mineralsalzlosungen. welche zur Behebung von ErnShrungs- und 
Spurenelementmangein eingesetzt werden. Es kSnnen auch nichtphytotoxische Ole 
und Oikonzentrate zugesetzt werden. 
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Anwendungsbeispiele 



Die herbizide Wirkung der benzoylsubstltuierten Phenylalanin-Amide der Fomnel I lieB 
sich durch die folgenden Gewaclisliausversuclie zeigen: 

Als KulturgefSBe dienten PlastikblumentSpfe mit lehmigem Sand mit etwa 3,0 % Hu- 
mus als Substrat. Die Samen der Testpflanzen wurden nach Arten getrennt eingesat 

Bei Vorauflaufbeliandlung wurden die in Wasser suspendlerten oder emuigierten 
Wirkstoffe direkt nach Einsaat mittels fein verteiiender Diisen aufgebracht. Die GefaBe 
wurden leicht beregnet. urn Keimung und Wachstum zu fordern. und anschlieliend mit 
durchsichtigen Plastikhauben abgedeckt. bis die Pflanzen angewachsen waren. Diese 
Abdeckung bewirkt ein gleichmailiges Keimen der Testpflanzen. sofem dies nicht 
durch die Wirkstoffe beeintrachtigt wurde. 

Zum Zweck der Nachauflaufbehandlung wurden die Testpflanzen je nach Wuchsform 
erst bis zu einer Wuchshohe von 3 bis 15 cm angezogen und erst dann mit den in 
Wasser suspendlerten oder emuigierten Wirkstoffen behandelt. Die Testpflanzen wur- 
den dafur entweder direkt gesat und in den glelchen Gef§(len aufgezogen oder sie^ 
wurden erst als Keimpflanzen getrennt angezogen und einige Tage vor der Behand- 
lung in die VersuchsgefaBe verpflanzt. Die Aufwandmenge fiir die Nachauflaufbehand- 
lung betrug 1.0. 0.5. 0.25, 0,125 bzw. 0.0625 kg/ha a.S. (aktive Substanz). 

Die Pflanzen wurden artenspezifisch bei Temperaturen von 10 bis 25°C bzw. 20 bis 
35°C gehalten. Die Versuchsperiode erstreckte sich Qber 2 bis 4 Wochen. WShrend 
dieser Zeit wurden die Pflanzen gepflegt, und ihre Reaktion auf die elnzelnen Behand- 
lungen wurde ausgewertet. 

Bewertet wurde nach einer Skala von 0 bis 100. Dabei bedeutet 1 00 kein Aufgang der 
Pflanzen bzw. vollige Zerstorung zumindest der oberirdischen Telle und 0 keme Scha- 
dlgung oder normaler Wachstumsverlauf. 
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Die in den Gewachshausversuchen verwendeten Pflanzen setzten sich aus folgenden 
Arten zusammen: 



Lateinischer Name 


Deutscher Name 


Englischer Name 


Amaranthus retroflexus 


Fuchsschwanz 


pig weed 


Chenopodium album 


Weilier GansefuS 


lambsquaters 


Setaria viridis 


GrQne Borstenhirse 


green foxtail 



Bei Aufwandmengen von 1.00 kg/ha zeigte die Verbindung 3.2 (Tabeile 3) im Nachauf- 
lauf eine sehr gute Wirl<ung gegen die unenwQnschten Pflanzen Fuchsschwanz. Wei- 
lier GansefuR und Griine Borstenhirse. 

Weiterhin bel<ampfte Verbindung 3.28 (Tabeile 3) im Nachauflauf bei Aufwandmengen 
von1,00 kg/ha die Schadpflanzen Fuchsschwanz, Wei&er GansefuB und Grune Bors- 
tenhirse sehr gut. 



Die Wirkung von Verbindung 3.1 1 (Tabeile 3) im Nachauflauf bei Aufwandmengen 
von1,00 kg/ha auf die unerwunschten Pflanzen Fuchsschwanz. Weilier Gansefuli und 
Grune Borstenhirse ist sehr gut. 

Ebenso bekampft die Verbindung 3.10 (Tabeile 3) bei Aufwandsmengen von 1.00 
l<g/ha im Nachauflauf die Schadpflanzen Fuchsschwanz. Weilier Gansefuli und Grune 
Borstenhirse sehr gut. 
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Zusammenfassung 

Die voriiegende Erfindung betrifft Benzoylsubstituierte Phenylalanin-Amide der For- 
mel I 




in der die Variablen bis R^^ die in der Beschreibung genannten Bedeutungen lia- 
ben, 

sowie deren landwirtschaftlich brauciibaren Saize, 

Verfahren und Zwischenprodul<te zu ilirer Herstellung, sowie die Verwendung dieser 
Verbindungen oder diese Verbindungen entiialtende Mittel zur Bel<§mpfung uner- 
wQnscliter Pflanzen. 



